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Die folgenden Angaben sind den vom Anmelder eingereichten Unterlagen entnommen 

(S) Thienopyrimidine 

(St) Thienopyrimidine der Formel I 




sowie deren physiologisch unbedenklichen Saize, 
worin 

R\ R^, R-^, R^, X und n die in Anspruch 1 angegebenen Be- 
deutungen haben, zeigen eine Phosphodiesterase 
V-Hemmung und konnen zur Behandlung von Erkrankun- 
gen des Herz-Kreislaufsystems und zur Behandlung und/ 
Oder Therapie von Potenzstorungen eingesetzt werden. 
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Beschreibung 

Die Iirlindunu beirilTt Vcrbindunaen der Fonnel I 
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wonn 

R', R- jcwcils Linubhangig voncinandcr H, A, OA, Alkcnyl. Alkinyl. CF3 cxlcr Hal. 

wobci cincrdcr Rcsic R' odor R- inimcr # TT isL 

R' und R- /.usainincn auch Alkylcn mil ?> 5 OAlonicn. 

R-\ R^ jcwcils Linabhangig voncinandcr H, A, OA. NO>, NTK, NTTA. NAA' odcr Hal, 

und zusaiunien auch -0-(;H>-(:H>-, -O-CH2-O- odcr -b-CH.-CH,-0-, 
X cincn cin- odcr zwcifach durch subsiiiuierien 5 -7glicdrigcn gcsiiiiiglcn hclcrocyclischen oder eincn cin- odcr zwei- 
fach durch R"^ subsuiuicrien 5~72licdrii;cn unaesailimen odcr eesaitigicn isocvclischcn Ring. 
R^ COOH. COOA. CONH^, CONAA'.^'ONHA odcr CN, 
A, A' jcwcils unabhiinsii! voncinandcr H oder Alkvl mil 1 bis 6 C-Aioiiicn. 
Hal KCL Br odcr I 
und 

n(J. 1 . 2 Oder 3 
bedcuicn, 

sowic dcrcn physiologisch unbcdcnklichen Salzc. 

Pyriniidindcrivaic sind beispielswcisc aus der HP 201 188 odcr dcr WO 9.V06104 bckanni. 

Der Erlindung lag die Auigabe zugrunde, neue Vcrbindungen mil werivollcn Higenschafien aufzulindcn. insbesonderc 
solche. die zur Herstellung von Arzncimiiieln verwcndci werdcn konncn, 

Hs wurdc gcfundcn, daB die Vcrbindungen dcr Fonnel I und ihre Salzc bci guicr Veriraglichkeil sehr wen voile phar- 

niakologischc Eigcnschaftcn bcsiizcn. 

Insbesonderc zcigcn sic cine spezilisclie Inhibicrung dcr cGMP-Phosphodicsicrase (PDH V). 

Chinazolinc mi! cGMP-Phosphodiesicrasc henuiiender Akliviial sindz. B. in J. Med. Cheiii. 36,376.5 (1993) und ibid. 
37, 2106 (1994) bcschricbcn. 

Die biologischc Aktiviiiit dcr Vcrbindungen dcr I'ornici I kann nach Mcihodcn beslinmil werdcn, wic sic z. B. in dcr 
WO 93/06104 bcsehricben sind. Die Artiniiii! der crlindungsgcmaL^cn Vcrbindungen furcGMP- und cAMP-Phosphodie- 
sierase wird durch die Ermittlung ihrer IC^o-Werle (Konzeniraiion des Inhibiiors, die benoligl wird, um cine .50%igc Fn- 
hibierung dcr Fnzymakli viral zu erreichcn) besiinunl. 

Zur Durchfuhrung dcr Bcsiimmungen konncn nach bckannten Melhoden isolierle Hnzyiiic vcrwendei werden (z. B. 
W.J. Thompson ci al.. Biochcni. 1971 , 10. 3 1 1). Zur Durchfiihrung der Vcrsuche kann cine niodilizicrle "baich"-Melhode 
von W.J. Thompson und M.M. Appleiuan (Biochcni. 1979, 18. 5228) angcwcndel werdcn. 

Die Vcrbindungen cigncn sich dahcr zur Bchandlung von Frkrankungen dcs Hcrz-tCreislaursysieius, insbesonderc der 
Hcrzinsulfizienz und zur Bchandlung und/odcr Therapie von Polenzstorungcn. 

Die Vcrbindungen sind wirksam als Inhibiloren der Phenylcphrininduzicrien Kontraklionen in Corpus cavemosum- 
Priiparalionen von Hasen. 

Diese biologischc Wirkung kann z. B. nach der Melhcxie nachgewiesen werden. die von F. Holmquisi ci al. in J. Urol., 
1,50, 1310- I3T5 (1993) bcschricbcn wird. 

Die Inhibicrung der Konirakiion zeigt die Wirksamkeii der crlindungsgcmaBen Vcrbindungen zur Bchandlung und/ 

oder Therapie von Poienzstorungen. 

Die Vcrbindungen dcr Fonnel I konncn als Arzneiminelwirksioffe in der Human- und Veicrinarniedizin cingeseizt 
werdcn. Fcrner konncn sic als Zwischenprodukte zur Hcrsiellung wciierer ArzneimitielwirksioUc cingeseizt werden. 

Gegensiand der Frlindung sind dcmenisprechcnd die Vcrbindungen dcr Fonnel I sowic cin Vcrtahren zur Hcrsiellung 

a) von Vcrbindungen der Forme 1 1 nach Anspruch 1 sowic dcrcn Salz.cn. worin X eincn ein- cxlerzwcifach durch R-'* 
subsiiiuierien gesaltigten 5~7gliedrigcn helercx;ycli,schen Ring bedcuiei, der iiber N gebunden isl, 
dadurch gckennzeichnei, dali? man cine Vcrbindung der Fonnel FI 
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worin 

R', R-^, R"* und n die angcgcbenen Bcdcuiungcn haben. 

und L CI, Br, OH, SCT-T3 odcr cine reaktionslahige veresierie OH-Gruppe bedeiitet. 

tnii cineiii cin- oder zwcifacli durch R-*^ subsliluierlen gesaiiigien 5-7gliedrigcn heierocvclischen Ring, 

worin die angegebene Bedeulung hai. 

uinscizi. 

Oder 

b) von Vcrbindungen der Formcl F nach Anspruch 1 sovvic cicrcn Sal/cn, worin X einen cin- odcr zweifach durch 
subsliluierlen ungesauiglen oder gesliiliglen 5 -7gliedrigen isocyclisciien Ring bedeuiei. dcr Liber C gebunden isi. 
dadurch gckennzciohnei, daB n»an cine Verbindung dcr Foriucl III 



worin 

R^. R** und n die angcgcbenen Bedeulungcn habcn, 

uinsct/.i. 

Oder 

c) in ciner Verbindung dcr Formcl I cincn Rest R-^, R"* und/oder X in einen andercn Resi R^. R"* unci/oder X uniwan- 
deh, indcni man einen Hsicr vcrscifi odcr cine Niirogruppe reduzien, 

unct/oder dal5 man cine saurc Verbindung der Formcl I durch Bchandcln mil ciner Base in cincs ihrcr Salze Libcr- 
fuhri. 

Vor- und nachstchend habcn die Rcsic R', R-, R^. R"*, X, L und n die bei den Formeln 1. 1.1, III, TV und V angcgcbenen 
Bedeulungcn. sofcrn nichi ausdrucklich el was andercs angegcben isl. 

A und A' bedculcn vorzugswcise jcwcils unabhiingig voneinander Alkyl mil 1- 6 ('-Alomcn. 

In den vorsichenden Formeln isi Alkyl vorzugswcise unverzweigi und hat 1, 2, 3, 4, 5 odcr 6 C-Aionie, vorzugswcise 
1, 2. 3, 4 Oder 5 C-Aioine und bedeuiei vorzugswcise Melhyl, liihyl oder Propyl, weiierhin bcvorzugl Fsopropyi. Buiyl, 
Isobuiyl, sck.-Buiyl oder leri.-BuiyL aber auch n-Penlyl,Neopeniyl oder Isopcniyl. 

Alkylen isl vor/ugsweise unverzweigi und bedcuiei bcvorzugl Propylen, Fiuiylen oder Pcniylcn. 

Von den Rcslen R' und R- stchi ciner vorzugswcise fiir H, wahrend der anderc bcvorzugl Propyl odcr Buiyl, besonders 
bcvorzugl aber Hihyl oder Meihyl bcdcuicl. Fcrner bcdcuicn R' und R- auch zusammen bcvorzugl Propylen, Buiylen 
odcr Peniylen. 




wonn 

R'. R-und X die angcgcbenen Bedeulungcn haben, 

und L CI, Br, OH, SCH3 oder cine rcakiionsfahige veresierie OH-Gruppe bedeuiei. 
mil ciner Verbindung der Formcl TV 
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rial bcdcuict vorzugswcisc F, C! odcr Br. abcr audi I. 

Alkcnyl siehi vor/.ugswcise fiir Vinyl. 1- odcr 2-Propenyl. l-Buienyl. Fsobuicnyi, sck.-BuienyL I'cmer bevorzugj isl 1- 
Pcnienyl, iso-Penicnyl odcr 1-Hcxenyl. 

Alkinvl stehl vor/ugsweisc fiir Filhinvl. Propin-l-vL fcrncr fiir Buiin-I-, Bulin-2-vL Penlin-1-, Pcniin-2- odcr Pcniin- 
5 3-yL 

Die Resic und R"* konncn glcich odcr verschieden scin und sichen vorzugswcisc in der 3- odcr 4- Posit ion dcs Phc- 
nylrings. Sie bedcutcn beispiclsvvcisc jcvvcils unabhangig voncinandcr H. Alkyl, Alkoxy. Nitro, Amino, Alkylainino vvic 
'/.. B, Mcihylainino. Dialkylaiiiino wie z, B. Dinicihylaniino. F, CI, Br odcr I odcr /Aisainnien Fihylcnoxy, Mcihylcndioxy 
odcr Hihvlcndioxv. Bcvor/ugi sichcn sic audi jcwcils fiir Alkoxv, vvic z. B. fiir Mcihoxv. Fihoxv odcr Propoxv. 

10 Dcr Rcsl R*^ bcdcuict vorzugsweisc z. B, COOH, (;OOCH3, COOCMIs, CONM., c6n(CH^).. CONHCH^j'odcr CN. 
Dcr Rest X ist vorzugsweisc cin- odcr zwcifoch durch C:00T-T' COOCH3r COOC.Hs, CONH.. C6N(C?T3)2, 
CONHCM3 Oder CN subsiiiuiertes Phenyl, Cyclopeniyl, CyclohexyL Cyclohepiyl. 2,3-Dihydro-2-, -3-, -4- odcr o-furyl. 
2.5-Dihydro-2-, -3-. -4- odcr 5-furyl, Teirahydro-2- odcr -3-furyl. 1 .3-Dioxolan-4-yI, retrahydro-2- oder -3-lhicnyl. 2.3- 
Dihydro-l-, -2-, -3-, -4- odcr -5-pyrroIyl, 2,5-Dihydro-l-, -2-, -3-. -4- odcr -.S-pyrrolyl. 1-, 2- odcr 3-Pyrrolidinyi/rctra- 

15 hydro- -2- odcr -4-imidazolyL 2,3-Dihydro- -2-. -3-, -4- odcr -5-pyrazolyi. lelrahyciro-l-, -3- odcr -4-pyrazolyk 
K4-Dihydro-l-, -2-. -3- odcr -4-pyridyl, 1 ,2.3.4- Icirahydro- 1-, -2-, -3-. -4-, -5- odcr -6-pyridyl, 1-, 2-, 3- odcr 4-Pipcri- 
dinyk 2-, 3- odcr 4-N4orpholinyL rctrahvdro-2-, -3- odcr -4-pyranyl, 1 .4-Dioxanyl, 1.3-Dioxan-2-, -4- odcr-.^-yi. Hcxa- 
hydro-1-. -3- odcr -4-pyridazinyl. FTcxahydro-1-, -2-, -4- odcr -5-pyriniidinyl. I-, 2- oder 3-Pipcrazinyl, 1 .2.3,4- Tel rahy- 
dro-1-. -2-. -3-, -4-. -5-, -6-. -7- odcr -8-chinolyl, 1.2.3,4- rcirahydro- 1-.-2-,-3-. -4-. -5-. -6-, -7- odcr -8-isochinolyL 

20 Fiir die gcsaiiitc FXindung gilt, daB saiiiilichc Rcstc, die tuchrfach auftrcten, glcich oder verschieden scin konncn, d. h. 
unabhangig voncinandcr sind. 

Dcmcnisprcchcnd sind Gegenstand dcr FXindung insbesondcre dicjcnigcn Vcrbindungen dcr Fonnel I, in dencn iiiin- 
dcsicns cincr dcr gcnanntcn Rcsic cine dcr vorsichcnd angcgebcncn bcvor/ugicn Bcdcutungcn hai. liinigc bcvorzugie 
Ciruppen von Vcrbindungen konncn durch die folgcndcn 'leilfonucln la bis fc ausgcdrucki werdcn, die der 1 'orniel [ cm- 

25 sprcchcn und worin die nichi niiher bezcichncien Resie die bci der l oniiel 1 angegebcnc licdeuiung habcn. worin jcdoch 
in la X cin- odcr zwcifach durch COOH, COOA. CONH.. CONAA', CONHA odcr CN subsiiiuicrics Phenyl. l-Pipcri- 
dinyl oder Cylohcxyl bcdeutet: 

in lb R*. R- jcwcils unabhangig voncinandcr H, A, OA. NO2. CF3 odcr Hal, 
wobci niindcstcns cincr dcr Rcstc R' odcr R- iiiuiicr ^ H ist. 
M) und R-^ zusaniiucn -O-CH.-Cl-T.-, -O-CH.-O- odcr -0-CH,-CH^-0, 

X cin- odcr zwcifach durch COOH. COOA.'CONTT.. CONA/W CONHA odcr CN substituicrtes Phenyl, 1-Pipcridinyl 
Oder Cylohcxyl und 
n 1 ' 
bedeuicn; 

.>.s in \c R', R- Jcwcilsunabhangig voncinandcr H, A. OA, NO^, Cl-3 odcr Hal. 
wobci uiindcsicns cincr der Reste R' odcr R- inuucr 9^H ist, 

R-^, R^ jcwcils unabhangig voncinandcr H, A. OA, Hal, NO., NH., NHA odcr NAA', 

X cin- Oder zwcifach durch COOH, COOA. CONH2, CONAy\'. CONHA odcr CN substituicrtes Phenyl, 1-Piperidinyl 
odcr Cylohcxyl und 
40 n 1 

bedcutcn; 

in Id R' und R- zusanimcn Alkvlcn init 3-5 C-Atonicn, 

R-^ und R-* zusamnicn -O-CH.-CH.-, -O-CH.-O- odcr -O-CH.-CH.-O, 

X cin- odcr zwcifach durch COOH, COOA.'CONH.. CONAA', CONHA odcr CN subsiiiuiertes Phenyl, 1-Pipcridinyl 
45 Oder Cvlohcxyl und 
n 1 ' 
bedcutcn; 

in Ic R* und R- zusaiunien Alkvlen niit 3-5 C-Atoincn, 

R3, R** jcwcils unabhangig voncinandcr H, A, OA, Hal, NO., NH.. NHA oder NAA'. 
50 X cin- Oder zwcifach durch COOH, COOA. CONH2, CONAA', CONHA odcr CN substituicrtes Phenyl, 1-Pipcridinyl 
odcr Cvlohcxvl und 
n 1 " 
bedcutcn. 

Die Vcrbindungen dcr Forniel I und auch die Ausgangssioffe zu ihrer Hcrstcllung werdcn iiu iibrigen nach an sich be- 
55 kannicn Methodcn hcrgcstellt. wie sic in dcr Liieratur (z. B. in den Standardwerken wie Houben-Wcyl. Mcihodcn dcr or- 
ganischen Cheiuie, Georg-'rhicnie-Vcrlag. Stuttgart), bcschricben sind, und zwar unter Rcakiionsbcdingungcn, die fiir- 
die gcnanntcn Unisetzungen bekanni und gecignct sind. Dabei kann man auch von an sich bckannten, hier nicht niiher cr- 
wiihntcn Varianten Gebrauch tuachen. 

In den Vcrbindungen dcr Formcln 11, U\ und [V habcn R', R-, R-^. R"*, X und n die angcgebcncn Bedeutungcn, insbe- 
60 sonderc die angcgebcncn bevorzugten Bcdcutungcn. 

Falls L cine rcaklionslahigc vercstcric OH-Gruppe bcdcuici, so isl dicsc vorzugsweisc Alkylsulfonyloxy mil 1 -6 C- 
Aiomcn (bcvorzugl Mclhylsullbnyloxy) odcr Arylsultbnyloxy mil 6-lOC-Alomcn (bcvorzugl Phenyl- oder p-Tolylsul- 
fonyloxy, ferncr auch 2-Naphihalinsulfonyloxy.). 

Die Ausgangssioffe konncn, falls crwiinschl, auch in situ gebildci werdcn. so dal3 man sie aus dem Reaktionsgemisch 
65 nicht isolicri, sondern sofort wcilcr zu den Vcrbindungen der l-onncl I umselzt. 
Andercrseits isl es moglich. die Reaktion stufenweisc durchzufiihren. 

Die Vcrbindungen dcr FonucI 1. worin X ubcr N an das rhicnopyrimidin-Ringsysiein gcbunden ist, konncn vorzugs- 
weisc crhalten werdcn, indcin man Vcrbindungen dcr Foriiiel U mil cinem unsubstituierten oder cin- oder zwcifach durch 
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COOH, COCA. CONH^, (X)NAA', CONTTA odcr CN SLibsiiiuicricn gcsaiiigtcn 5 7glicdrigcn hcicrocyclischcn Ring 
umsci/i. 

Die AusgangssiolTe cler Fornicln IT sincl teilwcisc bekanni. Sofcrn sic nichi bekannt sind, konncn sic nach an sich be- 
kannicn Mcihodon hergeslclli wcrden. 

Vo'rsiufcn tier Verbindungcn der F'oniicl IT konncn /. B. durch Cyciisicrung und TIalogenicrung analog J. Med. ('hem. 5 
24. 374 (1981) hcrgestelh wcrden. Durch anschlicBcnde Utnsctzung mil Arylalkylaniincn erhiili man die Verbindungcn 
dcr 1-orniel FT. 

Im cinzclncn crfolgi die Umscizung der Verbindungcn der l^onnel U mil dem NH-halligen ITclerocyclus in Gegenwari 
Oder Abwesenheii eines incricnLosungsmillels bei Temperaiuren /wischen eiwa -20 und elvva 150", vor/.ugsweisc zwi- 
schen 20 und 100". lo 

Der Zusatz eines saurebindenden Miilels, beispielsweise eines Alkah- oder Hrdalkalinieiall-hydroxids. -carbonals 
odcr-bicarbonats odcr eines andcrcn Salzes einer schwaehen Siiurc der Alkali- oder Lirdalkaliiuetalle, vorzugswcise dcs 
Kaliums. Nairiums oder Calciums, odcr der Zusaiz einer ot^anischen Base wie Trieihylaniin, Dimcihylamin, Pyridin 
oder diinolin oder eines Uberschusses der Aminkomponcnic kann giinstig scin. 

Als incrie Losungsmiiiel eignen sich z. B. KohlenwasserstolTc wie Hexan, Peirolciher, Benzol, Toluol odcr Xylol: i.s 
chlorierte Kohlenwassersloffc wie Trichloreihylcn, 1 :2-Dichloreihan, TetrachlorkohlenstolT. C.'hiorolbrni oder Dichlor- 
nieilian: Alkohole wie Methanol, lithanoL Esopropanol. n-PropanoL n-Buianol oder leri.-Buianol; Hiher wie Dieihylct- 
her, Diisopropyleiher, Teirahydroruran frHF) oder Dioxan; (jlykolciher wie lithyienglykohnononieihyl- oder -mono- 
eihyleiher (Meihylglykol oder Ulhylglykol), TiihyienglykoldiiHeihyieiher (Diglynie); Ketone wie Acelon oder Buianon: 
Amide wie Acelaiuid, Dimelhylaeelaiuid oder Dimelhyiroriuaiiiid (DMF): Niirile wie Aeetoniiril: Sulfoxide wie Dime- 20 
ihylsullbxid (DMSO); Niirovcrbindungen wie Nilromcihan oder Niirobenzol: Hsicr wie liihylaeeiai oder Gemische dcr 
genannien Losungsmiiiel. 

Verbindungcn der 1-orniel I, worin X uber C an das 'rhienopyrimidin-Ringsysicm gebunden isL konncn wciierhin er- 
halien wcrden, indem man Verbindungcn der Forrnel LII mil Verbindungcn dcr Ibniiel IV umsclzi. Die Ausgangsverbin- 
dungen der Fonuel IV und V sind in der Rcgcl bekanni. Sind sic nichi bekannt, so konncn sic nach an sich bekannien Me- 2.^ 
thoden hcrgesielli wcrden. 

Verbindungcn der Formel III konncn z. B. durch Umsel/ung mit POCI3 aus Verbindungcn crhalten wcrden, die aus 
Thiophcnderivalen und CN-substituicrien [socyclcn aulgebaui wcrden (Hun J. Med. Chem. 23, 453 (1988). 

Die Umscizung dcr Verbindungcn der Formel IIT mil Verbindungcn der 1-ormei [V erlblgi unlcr ahnlichen licdingun- 
gen, beireflcnd die Reaklion.szeii, lempcraiur und Ldsungsmiticl, wie dies fur die Um.selzungder Verbindungcn dcr For- 30 
mel n mil den NTT-haliigen Heicrocyclen beschricben isi. 

Fs isl ferncr moglich, in einer Vcrhindung der Formel I einen Rcsi R-^ und/oder R** in einen andcrcn Rest R-' und/oder 
R"* umzuwandcln, z. B. indem tnan Niirogruppen (beispielsweise durch Hydricrung an Raney-Nickel odcr Pd-Kohle in 
einem inerten Losungsmiiiel wie Methanol odcr Hihanol) zu Aminogruppen rcduzieri odcr Cyangruppen zu COOH- 
Ciruppen hydrolysieri. 

Itine Saure der Formel I kann mil einer Base in das zugehorige Siiureaddilionssalz ubergefuhri wcrden, beispielsweise 
durch Umscizung aquivalenier Mengen dcr Siiure und der liase in einem inerien Losungsmiiiel wie Eihanol und an- 
sehlicLkndcs Findampfen. Furdicsc Um.scizung kommen insbcsondere Basen in Frage. die physiologisch unbedcnkliche 
Saize liefern. 

So kann die Saure der Formel I mil einer liase (z. B. Nairium- oder Kaliumhydroxid cxler -carbonai) in das enispre- 40 
chende Met all-, insbcsondere Alkalimeiall- oder Frdalkalimetall-, oder in das enlsprechcnde Ammoniumsalz umgewan- 
delt wcrden. 

Andcrerseits kann cine Base der Formel I mit einer Saure in das zugehorige Siiureaddilionssalz ubei^efUhrt wcrden, 
beispielsweise durch Umscizung aquivalenier Mengen der Base und der Sciure in einem inerten I.Aisungsmiliel wie Ftha- 
nol und anschlicBcndes Findampfen. Fur diese Um.scizung kommen insbcsondere Siiuren in Frage, die physiologisch un- 45 
bedcnkliche Salzc liefern. So konncn anorganische Sauren verwendet wcrden, z. B. Schwcfclsaure, Salpctcrsaurc, Halo- 
genwassersioffsauren wie ChlorwassersiolTsaure odcr Bromwassersioffsaurc, Phosphorsiiuren wie Orthophosphorsaure, 
Sulfaminsiiure, ferncr organische Sauren, insbcsondere aliphalische. alicyclische, araliphalische, aromaiisclic oder hcie- 
rocyclischc ein- oder mchrbasige Carbon-, Sulfon- odcr Schwefelsauren, z. B. Ameisensaure, Fssigsaure, Propionsiiure, 
Pivalinsaure, Dieihylcssigsaurc. Malonsiiurc, Bcrnsieinsaure. Pimelinsaure, Fumarsiiurc, Maleinsiiure, Milchsaure, .so 
Wcinsaure, Apfelsaurc, Citronensaure, Gluconsaure, Ascorbinsaure, Nicotinsiiure, Isonicotinsaurc. Mclhan-oder luhan- 
sulfonsiiure, I'ithandisulfonsiiurc, 2-Hydroxyethansulfonsaure, Bcnzolsulfonsaure, p- lbluolsulfonsaurc, Naphthalin- 
mono- und Disulfonsaurcn, Laurylschwcfelsaure. Salzc mit physiologi.sch nicht unbcdenklichcn Sauren, z. B. Pikraic, 
konncn zur Fsolicrung und/oder Aufrcinigung dcr Verbindungcn der rbrmcl I verwendei wcrden. 

Gegcnstand der Hrhndung isl ferncr die Verwendung der Verbindungcn der Formel [ und/oder ihrer phy.siologisch un- S> 
bcdenklichcn Salzc zur Hcrsicllung phannazeuiischer Zubereilungen, insbcsondere auf nichi-chemischem Wcge. Hicr- 
bei konnen sie zusammen mil mindesiens einem fcsien, Hussigcn und/oder halbfliissigcn Trager- oder Hilfssloff und ge- 
gebcnenfalls in Kombinalion mil einem oder mchrcren wcileren Wirksloffen in cine gccignclc Dosierungsform gebrachi 
wcrden. 

Gegcnstand dcr Friindung sind auch Arzneimitiel der Formel I und ihre physiologisch unbcdenklichcn Salzc als Phos- 60 
phodi cs t e ras c V- T le m n ler. 

Gegcnstand dcr lirlindung sind ferncr pharmazeuiischc Zubereilungen. cnthaltcnd mindesiens cine Verbindung der 
Fonuel I und/oder eines ihrer physiologisch unbcdenklichcn Salzc. 

Diese Zubereilungen konncn als Arzneimiiiel in der Human- oder Vcicrinarmcdizin verwendet wcrden. Als Tragcr- 
sloffe kommen organi.sche oder anorganische Subsianzen in Frage, die sich fiir die entcrale (z. B. orale), parenicralc odcr 65 
lopische Appiikaiion eignen und mil den neuen Verbindungcn nichi reagieren. beispielsweise Wasser, pllanzlichc Ole, 
Benzylalkohole, Alkylenglykole. Polyeihylenglykole, Glyceriniriacciai, Gelaiine, Kohlehydraie wie Laciosc oder 
Sliirke, Magnesiumsiearai, Talk, Vaseline. Zuroralcn Anwendung dicnen insbcsondere 'lableiicn, Pillcn, Dragees, Kap- 
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seln. Pulver. Granulate. Sirupc, Safic odcr rropfcn. zur rckialen Anwcndung Supposiiorien, /.ur parcnicralcn Anwcn- 
clung LosLingen, vor/.ugswcise olige odcr waBrigc Losungcn. fcrncr Suspcnsionen, Hniulsioncn odcr liuplaniaic. t'lir die 
lopischc Anwendiing Salben. Crcmes 0(icr Pudcr. Die neuen Verbindungcn konnen auch lyophilisieri und dieerhahenen 
Lyophilisale z. B. zur Hcrsiellung von rnjcklionspraparaicn vcrwendci werden. Die angegebcnen Zubereilungen konnen 
5 sierilisiert seinund/oder HiirsslolVc wic Gleil-, Konservicrungs-, Siabilisienings- und/oder Neizniinel. Eniulgaiorcn, ' 
Salzc zur BeeinHussung des osiiioiischen Druckes, PulVersLibsianzen, Farb-. Geschmacks- und/oder niehrere weitere 
Wirksioffe enihalten, z. B. ein oder niehrere Viianiine. 

Die Verbindungcn der Forniel I und ihre physiologisch unbcdenklichen Salzc konnen bei der Bekiinipiung von Krank- 
heiicn, bei denen cine lirhohung des cGMP(cyclo-Guanosin-iuonopliosphaU-Spiegels zu Hnizundungshcnunung odcr - 
10 verhinderung und Muskelenispannung tiihrl. eingeseizt werden. Besondere Vcrwendung konnen die erlindungsgcniaBen 
Verbindungcn bei der Behandlung von Krankheitcn des Hcrz-Kreislaufsysienis und zur Behandlung und/oder Therapie 
von Potenzsiorungen rtnden, 

Dabei werden die Substanzen in der Regel vorzugsweise in Dosierungen zwischen eiwa 1 und 5()C) nig, insbesondere 
zwischen 5 und 100 rug pro Dosierungseinheit verabreichl. Die taglichc Dosierung liegi vorzugsweise zwischen etvva 
13 0,02 und 10 uig/kg Korpergcwichl. Die speziclle Dosis fur Jcden Paiicnicn hangl jcdoch von den verscliiedcnslen Faklo- 
rcn ab. bcispiclswcisc von der Wirksanikcit der cingcseizicn spczicllcn Vcrbindung. voni Allen Korpergcwichl. allgc- 
mcincn Gcsundhciiszusiand, Geschlechl, von der Kosl, voiii Vcrabreichungszciipunki und -weg« von der Ausscheidungs- 
gcschwindigkcii, ArzncislollTcombinalion und Schwere der Jeweiligen Hrkrankung, wclcher die Therapie gill. Die orale 
Applikalion isi bevorzugl. 

20 Vor- und nachsiehend .sind alle Teinperaluren in "C angegcben. In den nachfolgenden lieispielen bedeuiel "ubliche 
Aufarbeiiung": Man gibl. falls erforderlich. Wasser hinzu, sielli, falls en ,rlich, Je nach Konsiiiulion des Hndprodukls 
auf pTT-Werie zwischen 2 und 10 ein, exirahieri mil Fihylaceiai oder Diw .. trnieihan. irenni ab, irocknei die organische 
Phase Liber Nairiumsulfal, danipfi ein und rcinigi durch Chroriiaiographie an Kieselgel und/oder durch Krislallisalion. 
Masscnspekiromclric (MS): Fl (FleklroncnsloB-Ionisaiion) M"" 

25 FAB (Fast Atom F^onibardmeni) (M+H)^. 

Beispiel 1 

Fine Losung von 3,29 g 2,4-Dichlor-6-meihyl-thieno-|2,3-d|-pyrimidin in 80 ml Dichlormeihan wird mil 3.02 g 3,4- 
jo Methylendioxybenzylamin ("/\") vcrselzi und nach Zugabe von 1,52 g Trieihylamin 12 Siunden bei Raumiempcraiur ge- 
riihri. Das Losungsmiilel wird enifeml und wie ubiich aufgearbeiiei. Man erhiilt 3,38 g 2-Chlor-6-meihyl-4-( 3,4-nicihy- 
lcndioxybcnzylaiiiino)-ihicno-|2,3-d|-pyriniidin. F. 162*^. 

Analog crhall man durch Uniscizung von "A" 
mil 2.4-Dichlor-5-mcthyl-ihicno-|2,3-d|-pyrimidin 
35 2-Ghlor-^-mcihyN4-(3,4-meihylcndioxybcnzylamino)-ihicno-|2,3-d|-pyrimidin; 
mil 2,4-Dichlor-5,6,7.8-icirahydro-| 1 |-bcnzothicno-|2,3-d|-pyriniidin 

2-('hlor-5,6.7.8-ieirahydro-4-(3.4-riieihylendioxybenzylaniino)-| 1 l-bcnzolhieno-12,3-dl-pyriinidin, F. 222*^; 
mil 2.4-dichloro,6-cyclopenieno-| 1 l-benzoihieno-|2,3-d|-pyrimidin 

2-(^hlor-5,6-cyclopenieno-4-(3.4-melhylendioxybenzylaniino)-l 1 |-benzolhieno-r2,3-d|-pyrimidin; 
40 mil 2,4-dichlor-.5,6-cyclohepleno-| 1 l-benzothieno-|2,3-d|-pyrimidin 

2-Ghlor-5,6-cyclohcpicno-4-(3,4-mcihy!cndioxybcnzylamino)-| 1 |-benzoihieno-|2.3-dl-pyrimidin: 
mil 2.4-Dich[or-6-cthyi-ihicno-|2,3-dFpyriniidin 

2-Chlor-6-cihyl-4-(3.4-mcihylcndioxybcnzylamino)-ihieno-|2,3-dFpyrimidin. F 148"; 
mil 2.4,6-'rrichlor-ihicno-|2,3-dl-pyriniidin 
45 2,6-Dichlor-4-(3,4-mcihylcndioxybcnzylamino)-ihicno-|2,3-dl-pyrimidin; 
mil 2,4,5- rrichlor-6-melhyl-lhieno-|2,3-dl-pyrimidin 

2.5- Dichior-6-methyl-4-(3,4-methylendioxybenzylamino>ihicno-|2.3-dFpyrimidin; 
mil2.4-Dichlor-6-niiro-ihieno-|2,3-d|-pyrimidin 

2-Chlor-6-nilro-4-(3,4-niethylendioxybcnzylaniino)-lhieno-|2,3-dFpyrimidin; 
50 mil 2,4-Dichlor-5.6-dimcihyl-ihicno-|2,3-dFpyrimidin 

2-Chlor-5,6-dimcihyi-4-(3,4-mcihylcndioxybcnzylaminoj-ihicno-|2,3-dI-pyrimidin; 
mil 2,4-Dichlor-6-irinuormclhyl-ihicno-| 2,3-dFpyrimidin 

2-C1ilor-6-mnuornicihyl-4-(3,4-nieihylendioxybcnzylaiiiinoVlhieno-|2,3-d|-pyriiiiidin. 
Analog erhiilt man durch Umscizung von 3-Chlor-4-meihoxy-benzylaniin 
55 mil 2.4-Dichlor-6-meihyl-ihieno-|2,3-dl-pyrimidin 

2-Chlor-6-Tiieihyl-4-(3-chlor-4-iuethoxybenzyiamino)-ihieno-|2,3-d|-pyrimidin; 
mil 2,4-dichlor-5-nielhyl-ihieno-r2.3-d|-pyrimidin 

2-Chlor-5-!iielhyl-4-(3-ch!or-4-iiieihoxybcnzylamino)-thieno-|2,3-d|-pyrimidin: 
mil 2.4-Dichlor-5,6,7.8-lctrahydro-| 1 l-bcnzothicno-l 2.3-d|-pyrimidin 
60 2 -G h lor- 5 . 6 , 7 . 8- 1 c I rah ydro- 4- ( 3 -c h 1 or-4- m ci ho x y be n zy 1 a m i no ) - 1 1 F H I - be n zot hi c n o- 1 2 , 3 -d | - py ri mi di n ; 
mil 2,4-Dichlor-5.6-cyclopcnicno-( 1 |-bcnzothieno-|2.3-d|-pyrimidin 

2-Ghlor-5,6-cyclopcnieno-4-(3-chlor-4-methoxybcnzylamino)-| 1 ]-bcnzoihieno-| 2,3-dFpyrimidin; 
mil 2,4-Dichlor-5.6-cycloheptcno-| 1 Fbcnzolhieno-| 2,3-d|-pyrimidin 

2-Ghlor-5.6-cyciohepieno-4-(3-chlor-4-meihoxybenzylamino)-| 1 Fbcnzoihieno-| 2,3-dFpyrimidin; 
65 mil 2.4-Dichlor-6-eihyl-ihieno-|2,3-d|-pyriniidin 

2-Chlor-6-eihyl-4-(3-chlor-4-meihoxybenzyiamino)-ihieno-|2,3-d|-pyrimidin; 
mil 2.4.6- rrichlor-ihieno-|2,3-dFpyrimidin 

2.6- DichIor-4-(3-chlor-4-nieihoxybenzylamino)-ihieno-|2.3-dl-pyriniidin; 
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mil 2,4,5-'lVichlor-6Miictliv!-ihicno-r2.3-d|-pyriinidin 
2,.>-Dichlor-6-nicihyl-4-(3-chlor-4-nicihoxybcn/.ylainino)-ihicno-|2.^ 
mil 2.4'Dichlor-6-niiro-ihieno-|2,3-d|-pyrimiciin 

2-C1ilor-6-niiro-4-(3-dilor-4-niLMhoxybenzylaiuino)-ihicno-[2,3-dl-pyriMiidin: 
mil 2,4-Dichlor-5.6-dinielhyl-ihieno-|2,3-d|-pyriinidin 

2-C.Milor-5/)-diiucihyl-4-(3-chlor-4-iiieihv7xybenzylainino)-ihicno-|2,3-d|-pyrirni^^^ 
mil 2,4-Dichlor-6-tritluornicthyl-thieno-| 2, 3-d 1-pyrimidin 

2-(.Milor-6-mnuonucihyl-4-(3-chior-4-tiieiho\ybcn/ylaniino)-thieno-|2.3<i|-pyriniidin. 

Analog crhall man durch Umsei/.ung von 3.4-Dimclhoxybenzylamin 
mil 2,4-Dichior-6-mcihyl-ihicno-|2,3-d|-pyrimidin 

2-CMilor-6-nieihyl-4-(3,4-dinicihoxybcn/.ylaniino)-thicno-|23<il-pyrinudin: 
niit 2,4-Dichlor-5-mcihyl-ihicno-|2,3-d|-pyriinidin 
2-(.Milor-5-nie!hyl-4-(3.4<linioihoxyben/ylaiinno)-!hieno-|2,3<i|-pyrinu 
mil 2,4-Dichlor-5,6.7,8-icirahydro-| 1 1-| 1 l-benzoihicno-| 2.3-d |-pyrimidin 

2-Chlor-5.6,7,8-ic{rahydro-4-(3,4-dimethoxybcn7.ylamino)-| 1 1-| 1 |-bcnzothieno-|2,3-d|-pyrimidin; 
m i t 2 ,4- Di cli I or-5 ,6 -c y c I opc n i c n o- 1 1 1 - be n ao t h i c no- 1 2 , 3 - d | - py ri n li di n 

2 -(,' li I or-5 , 6 -c y c 1 opc n i en 0-4- (3 .4- di m c t box y be n '/>y 1 a m i n o)- 1 1 1 - be n zoi h i c n o- 1 2 , 3 - d | - py ri mi di n : 
mil 2,4-Dichlor-5,6-cycIohepieno-| 1 |-ben/oihieno-| 2,3-d|-pyriinidin 

2-C b I or-5 .6-c vcl ohcpi cno-4- (3 ,4-di met box y be nzy I am i no )- 1 1 1 - be n /oi hi e no- [2,3 -d | -py ri m i di n : 
mil 2.4-dichlor-6-cihyl-ihieno-|2,3-d|-pyrimidin 

2-Chlor-6-cihyl-4-(3,4-diruclhoxyben/.yla!ii!no)-!bicno-|2,3-cll-pyriinidin; 
mil 2,4.6-'rrichlor-ihieno-|2,3-d|-pyrimidin 

2,6-Dichlor-4-(34-diinelhoxyben/.ylainino)-ihieno-|2,3-d|-pyriniidin; 
mil 2.4.5-'rnchlor-6-melhyl-ihieno-r2,3-d|-pyrimidin 

2.5- DichIor-6-rneihyl-4-(3.4-diiiielhoxyben/,ylanuno)-ihieno-|2,3-dl-pyriniidin; 
mil 2,4-Dichlor-6-niiro-thieno-|2,3-d|-pyrimidin 

2-Chlor-6-niiro-4-(3.4-dimeihoxyben/.yIarnino)-ihieno-[2,3-dl-pyrimidin: 
mil 2,4-Dieblor-5,6-diiueihyl-ihieno-| 2.3-d |-pyrimidin 

2-Chlor-5,6<iin!clhyl-4-(3,4-dii»ieihoxyben/ylanuno>thieno-|2,3-d|-pyriiMiclin: 
mil 2.4-Dicblor-6-lrinuormeibyl-ihicno-|2,3-d|-pyrimidin 

2-CMilor-6-irinuonneihyl-4-(3,4-ditiieihoxybenzylaTnino)-ihieno-|.2.3-d|-pyriruidin. 

Analog crhall man durch Umset/Aing von Ben/,ylaiuin 
mil 2,4-Dichlor-6-nie(hyl-ihieno-| 2,3-d|-pyriniidin 
2-(.lhlor-6-meihyl-4-ben/ylamino-ihieno-| 2,3-d|-pyrimidin: 
mil 2.4-Dichlor-5-mcihyl-thieno-r2.3-d|-pyrimidin 
2-Chlor-.'^-melhyl-4-hcnzylamino-ihieno-[2,3-d|-pyrimidin; 
mii2,4-Dichlor-5,6.7.8-ieirahydro-| I j-j I |-benzoihieno-| 2,3-d|-pyrimidin 
2-Chlor-5,6.7,8-teirahydro-4-bcn/.y[amino-| 1 1-| 1 |-benzoihieno-| 2,3-dl-pyrimidin: 
mil 2,4-Dichlor-.S,6-cyclopenieno-| 1 |-benzolhicno-| 2,3-d|-pyriniidin 
2-Chlor-5,6-cyc[openieno-4-bonzylamino-| 1 l-benzoihieno-| 2,3-d|-pyrimidin: 
mil 2,4-Dichlor-5,6-cyclohepieno-| 1 l-ben/oihieno-| 2,3-d|-pyrimidin 
2-Chlor-5,6-cyLiohepieno-4-ben/,ylamino-l 1 l-ben/.oihieno-| 2.3-d |-pyrimidin: 
mil 2.4-Dichlor-6-eihy[-thieno-| 2,3-dl-pyrimidin 
2-(.'hlor-6-eiiiyl-4-benzylamino-ihieno-12.3-d|-pyrimidin: 
mil 2,4.6-'iVichlor-ihieno-|2.3-dl-pyrimidin 

2.6- l)iehlor-4-ben/.ylaiuino-lhieno-r2,3-d|-pyrimidin: 
mil 2.4.5-'rrichlor-6-meihyl-ihieno-|2,3-dl-pyrimidin 
2,.5-Dichlor-6-melhyl-4-bcn/ylamino-lhieno-12,3-d|-pyrimidin; 
mil 2,4-Dichlor-6-niiro-ihicno-|2,3-d|-pyrimidin 
2-Chlor-6-nilro-4-ben/ylamino-lhieno-|2,3-d|-pyrimidin: 

mil 2,4-lDichlor-5.6-dimelhyl-ihieno-|2,3-d|-pyrimidin 

2-Chlor-.S,6-dimeihyl-4-ben/ylamino-ihieno-|2,3-d|-pyrimidin; 

mil 2,4-lDichlor-6-lrinuormeihyl-ihieno-| 2.3-d 1-pyrimidin 

2 -C h 1 or-6 - 1 ri 1 Uiorme I h y 1-4- be n zy I am i n o- 1 h i e no- [ 2 , 3 -d | - py ri m i di n . 

Analog erhiill man durch Um.scr/ung von 4-Fluorbenzylamin 
mii2,4-DichIor-6-mclhyI-ihicno-|2,3-d|-pyrimidin 
2-Chlor-6-melhyl-4-(4-nuorbcnzylamino)-ihieno-| 2,3-dl-pyrimidin: 
mil 2,4-Dichlor-.5-meihyl-ihicno-| 2.3-dl-pyriniidin 
2-Chlor-5-meihyl-4-(4-lliiorbenzylamino)-ihieno-|2,3-d|-pyrimidin; 
mil 2,4-Dichlor-5,6,7.8-ieirahydro-l I |-benzolhieno-| 2,3-d|-pyrimidin 
2-Chlor-5.6,7.8-ieirahydro-4-(4-nuorbenzylamino)-| 1 |-benzoihieno-12,3-d|-pyriiuidin; 
mil 2,4-Dichlor-5,6-cyclopenieno-[l J-benzolhieno-| 2,3-dl-pyrimidin 
2-Chlor-,'S.6-cvclopenieno-4-(4-nuorbenzylamino)-| 1 | -benzol hie no- 12, 3-d l-pyriiiiidin; 
mil 2.4-Dichlor-5,6-cyclohepieno-| 1 |-benzoihieno-|2.3-d|-pyrimidin 
2-C.'hlor-.5.6-cyelohepieno-4-(4-lluorbenzylamino)-n |-bcnzoihicno-|2,3-d|-pyrinndin: 
mil 2,4-Dichlor-6-cihyl-ihicno-|2,3-d|-pyrimidin 
2-Chlor-6-cihyl-4-(4-lluorbcn/ylarnino)-ihiono-|2,3-d|-pyritnidin: 
mil 2,4.6-'[Vichlor-ihicno-|2,3-d|-pyrimidin 
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2,6-Dichlor-4-(4-nuorbcnzylaiuino)-ihicnc^|2,3-d|-pyriniidin; 
mil 2.4. 5- rrichlor-6-rHeihyl-ihicno-|2.3-dl-pyriniidin 

2.5- Dichlor-6-nicniyl-4-(4-rtuorbenzylaiiiino)-ihieno-|2,3-d|-pyriiuidin: 
mil 2.4-Dichlor-6-ni!ro-ihicno-|2,3-d|-pyrimidin 

5 2-Chlor-6-niiro-4-(4-nuorbcnzylamino)-thicno-|2,3-d|-pyrimidin; 
mil 2.4-Dichlor-5.6-dimeihyl-ihicno-(2,3-d|-pyriiiiidin 
2-Chlor-5.6-dinieihyl-4-(4-fluorbcnzylaiuino>ihicno-|2.3-d|-pyriinidin: 
mil 2,4-Dichlor-6-trifluonncihyi-ihieno-|2.3-d|-pyrimidin 
2-Chlor-6-mfluormeihyl-4-(4- nuorbcnzylamino)-ihicno-[2.3-d]-pyrimidin. 
10 Analog crhall man durch Umscizung von 3,4-Dichlorbcnzylamin 
mil 2.4-Dichlor-6-meihyl-!hieno-|2,3-d|-pyrimidin 
2-Chlor-6-nieihyI-4-(3,4-dichiorbcnzylamino.)-lhicno-[2,3-dl-pyrimidin; 
mil 2.4-Dichlor-5-melhyl-ihieno-|2,3-d|-pyrimidin 

2-Chlor-5-iucihyl-4-(3,4-dichlorbL-nzyIaiiiino)-lhicno-|2,3-d|-pyrimidin: 
15 mil 2,4-Dichlor-5.6.7,8-icirahydro-( 1 |-benzolhicno-l 2,3-d|-pyrimidin 

2-Chlor-5,6J,8-icirahydro-4-(3,4-dichlorbcnzylaminoJ-| 1 l-bcnzoihieno-r2.3-d|-pyrimidin: 
mil 2.4-dichlor-5,6-cyclopenieno-| 1 |-bonzothieno-| 2,3-d|-pyrimidin 

2-Chlor-5,6-cyclopenieno-4-(3.4-dichlorbcnzylaniino)-[l |-bcnzoihicno-|2,3-d|-pyriiuidin: 
mil 2.4-dichlor-5,6-cvclohepicno-| 1 |-bcnzoihieno-| 2,3-d|-pyrimidin 
20 2-Chlor-5,6-cyciohepieno-4-(3,4-dichlorbcnzylamino)-| 1 |-bcnzoihicno-|2.3-d|-pyrimidin: 
mil 2,4-Dichlor-6-cihyl-ihicno-|2,3-d|-pyrimidin 

2-Chlor-6-cihyl-4-(3.4-dichlorbcnzylamino.)-ihicno-|2,3-d|-pyrimidin: 
mil 2,4.6-'iVichlor-ihicno-|2,3-d|-pyriMiidin 

2.6- Dichlor-4-(3,4-dichlorbcnzylamino)-ihiono-|2.3-d|-pyrimi(lin: 
25 mil 2.4,5- rrichlor-6-mcihyl-ihicno-|2,3-d|-pyrimidin 

2.5- Dichlor-6-nicthyl-4-(3.4-clichIorbcnzylaniino)-lhicno-|2,3-d|-pyriniidin: 
mil 2,4-Dichlor-6-niiro-ihicno-|2.3-d|-pyrimidin 
2-(Milor-6-nitro-4-(3,4-dichlorbcnzylaniino)-ihicno-|2.3-d|-pyriniidin: 

mil 2.4-Dichlor-5.6-dimcihyI-ihicno-|2.3-d|-pyrimidin 
JO 2-Chior-5,6-dinicihyl-4-(3.4-dichlorbcnzylamino)-ihicno-|2,3-d|-pyrimidin; 
mil 2.4-Dichlor-6-irifluormeihyl-thicno-|2,3-d|-pyrimidin 

2-Chlor-6-irilluornicihy[-4-(3.4-dichlorbcnzy!aniino)-ihicno-|2,3-dl-pyriruidin, 
Analog crhall man durch Umscizung von 3-Niirobcnzylamin 

mil 2.4-Dichlor-6-nicihyl-ihicno-| 2,3-dl-pyrimidin 
35 2-C,'hlor-6-mclhyl-4-(3-nilrobcnzylamino)-ihicno-|2.3-d|-pyriniidin: 

mil 2,4-Dichlor-5-mclhyl-lhicno-|2,3-dl-pyrimidin 

2-Chlor-5-mclhyl-4-(3-niirobenzylamino.)-lhieno-| 2. 3-d l-pyrimidin: 

mil 2.4-Dichlor-5,6,7,8-icirahydro-| 1 |-bcnzoihicno-| 2,3-d|-pyrimidin 

2-('hlor-5.6,7,8-icirahydro-4-(3-niirobcnzylamino)-( 1 |-hcnzoihieno-|2.3-dl-pyrimidin; 
40 mil 2.4-Dichlor-5.6-cyclopcnicno-| 1 |-bcnzoihicno-| 2,3-dl-pyrimidin 

2-C'hlor-5,6-cvclopcnicno-4-(3-niirobcnzylaniino)-| 1 |-bcnzoihicno-|2,3-d|-pyrimidin; 

mil 2,4-Dichlor-5.6-cyclohcpicno-| 1 |-bcnzoihicno-|2,3-d|-pyrimidin 

2-Chlor-5.6-cyclohepleno-4-(3-niirobcnzylamino)-| 1 j-benzoihieno-f2,3-d|-pyrimidin; 

mil 2.4-Dichlor-6-cthyl>ihicno-|2.3-d]-pyrimidin 
45 2 -Ch 1 or- 6- c 1 hy 1-4- ( 3 - n i 1 ro be n zy ! am i n o) - 1 h i c n o- 12 , 3-d |- py ri nndi n : 

mil 2.4,6- rrichior-lhicno-|2,3-d|-pyrimidin 

2.6- Dichior-4-(3-nilrobcnzylamin)-ihicno-I2,3-d|-pyrimidin; 
mil 2.4, 5-'rrichlor-6-mclhyl-lhicno-|2,3-d|-pyrimidin 
2,5-Dichlor-6-moihyl-4-(3-niirobenzylamino)-lhicno-|2,3-d|-pyrimidin; 

50 mil 2,4-Dichlor-6-niiro-ihicno-|2.3-d|-pyrimidin 

2-Chlor-6-niiro-4-(3-niirobcnzylamino)-ihicno-|2,.Vdl-pyriniidin: 

mil 2,4-Dichlor-5,6-dimcihyUthicno-| 2,3-dl-pyriniidin 

2 -(.' h lor- 5 , 6 -di n ic I h y 1 - 4- ( 3 - n i I robe n zy 1 a n li no)- 1 h i c no- 1 2 , 3 -d I - py ri m idi n : 

mil 2.4-Dichlor-6-irinuormclhyl-lhieno-12.3-dl-pyrimidin 
55 2-Chlor-6-irilluormcihyl-4-(3-nilrobcnzylamino)-lhieno-|2,3-d|-pyrimidin. 

Analog crhall man durch Umscizung von 3,4-Mcihylendioxyphencihylamin 

mil 2,4-Dichlor-6-mcihyl-ihicno-12.3-d|-pyrimidin 

2-Chlor-6-iucihyl-4-(3,4-iiieihylcndioxyphcncihylaniino)-ihicno-|2,3-d|-pyrinudin: 
mil 2.4-Dichlor-5-mcihyl-ihicno-|2.3-dl-pyrimidin 
60 2-Chlor-5-mclhyl-4-(3,4-meihylcndio\yphcnclhylamino)-ihicno-|2,3-d|-pyrimidin: 
mil 2.4-Dichlor-5,6,7.8-icirahydro-| 1 l-bcnzoihicno-(2,3-dl-pyrimidin 

2-Chlor-5,6,7,8-lcirahydro-4-(3.4-mcihylcndioxyphcnclhylaminoV| I |-bcnzoihieno-|2,3-d|-pyrimidin; 
mil 2.4-Dichlor-5,6-cyclopcnicno-[ I l-bcnzoihicno-|2,3-dl-pyrimidin 

2-Chlor-5.6-cyclopcnieno-4-(3.4-mcihylcndioxyphcncihylamino)-j l |-bcnzoihicno-|2,3-dl-pyrimidin: 
65 mil 2.4-Dichlor-5,6-cyclohcpicno-| l |-benzolhicno-| 2,3-dl-pyrimidin 

2-Chlor-5,6-cyclohepicno-4-(3,4-melhylcndioxyphcnclhylamino)-| 1 ]-bcn/x?lhicno-12,3-dl-pyrimidin; 
mil 2,4-Dichlor-6-eihyi-ihieno-|2,3-dl-pyrimidin 

2-(.Milor-6-cihyl-4-(3.4-niclhylcndioxyphcnc!hylaniino)-ihicno-|2.3-dl-pyrinndin: 
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mil 2.4,6-'lVichlor-ihicno-|2,3-d|-pyrimidin 

2i)-Dichlor-4-(3,4-rneiliylcnilio\yphcncihylaniino)-(hicno-|2,3-d|-pyriii^ 
mil 2,4,?)- rrichlor-6-inelhyl--ihiono-|2,.Vd|-pyriiuidin 

2.5- Dichlor-6-iiic!hyl-4-(3,4-!ntMhylcndioxypheneihylaniino)-ihieno-|2,3-d|-pyriiiik^ 

mil 2,4-Dichlor-6-niiro-ihieno-|2,3-d|-pyriniidin 5 

2-Chlor-6-niiro-4-(3.4-!neihylcndioxypheneihylaiuino)-thicno-|2,3<l|-pyriinidin: 

init 2,4-Diclilor-5,6-diinoihyl-ihicno-|2.3-d|-pyriiHiiiin 

2-C.'hlor-5X)-dinieihyl-4-(3,4-ineihylcndioxyphenLMhy!aiHino)Mliiono-|2,3-d|-pyriinidin: 
mil 2,4-DichIor-6-innLiorincihyl-thieno-|2,3-dl-pyrirnidin 

2-Chlor-6MrinLK)nnctliyl-4-(3,4MiicMhylcndioxyphenLMhyianuno)-ihieno-|2.3-cl|-pyrii^ lO 

Analog crhali man durch Uinscizung von 3,4-riihylendioxybenzylamin 
mil 2.4-Dichlor-6-inclhyi-ihicno-|2,3-d|-pyrimidin 

2-CMilor-6-rueihyl-4-(3,4-cihylendioxybcnzyIanuno)-ihieno-|2,3-d|-pyririiidin: 
mil 2,4-Dichlor-.5-iucihyl-lhicno-|2.3-dl-pyrimidin 

2-Oilor-5-nieihyl-4-(34-eihylcndioxybenzylatnino')-diicno-|2,3-d|-pyrituidin: 15 
mil 2,4-Dichlor-5,6,7,8-icirahydro-| 1 |-bcnzoihieno-| 2,3-d|-pyrimidin 

2-(,'"hlor-5,6,7,S-ieiraliydro-4-(3,4-cihylendioxybcn/ylamino)-| 1 |-benzothieno-|2,3-dt-pyrimidin: 
mit 2,4-l^ichlor-5/)-cyclopentcno-| 1 |-bcn/olhicno-| 2,3-d|-pyriniidin 

2-(.'hlor-5,6-cyclopcnicno-4-(3,4-cMhylcndioxybcn/.ylamino)-( 1 l-bcn/oihieno-|2,3-d|-pyrimidin: 

mil 2 ,4- 1 D i c h 1 or- 5 , 6-c y c 1 o he p l o no- 1 1 1 - be n /.o l li i e n o- 1 2 , 3 -d ) - p y ri m i di n 20 
2-CMilor-5,6-cyelohepieno-4-(3,4-ethylcndioxybcn/ylaniinoj-| 1 |-ben/x>ihieno-| 2,3-dl-pyri 
mil 2,4-Dichlor-6-elhyl-lhieno-|2,3-d|-pyriniidin 

2-Chlor-6-e!hyl-4-(3,4-e!hylendioxybenzylaiiiino)-lhieno-|2,3-d|-pyriinidin; 
m i I 2 ,4, 6- Tri c h 1 or- 1 h i e n o- 1 2 . 3 -ci I - py r i midi n 

2.6- Dichlor-4-(3,4-eihylendioxybenzylamino)-lhieno-|2.3-dl-pyrimiciin; 25 
mil 2,4. 5-'lViehlor-6-meihyl-ihieno-|2.3-d|-pyrimidin 

2.^-Dichlor-6-iuethyl-4-(3,4-eihylendioxybenzylariiino)-ihicno-|2,3-d|-pyrii!iidin: 
mil 2,4-Dichlor-6-niiro-ihieno-|2.3-dl-pyriniidin 

2-(.'hlor-6-nilro-4-(3.4-eihylendioxybenzylamino)-ihieno-|2,3-d|-pyrimidin: 

mil 2,4-Dichlor-5.6-diiueihyl-ihieno-|2,3-d|-pyrimidin -*o 

2-(.1i!or-5,6-dinie!hyl-4-(3,4-eihyIcndioxyben/.ylatiiino.)-lhicno-r2,3-d|-pyriniidin; 

mil 2,4-Diehlor-6-lrilluormelhyl-lhieno-|2,3-d|-pyrimidin 

2-CMilor-6-irilkK)nuclhy!-4-(3,4-eihylendioxybcnzylainino)-lhieno-|2.3<i|-pyriniidin. 

Be is pie I 2 .^5 

1,67 g 2-Chlor-6-meihyl-4-(3,4-nielhylendioxybenzylamino)-lhieno-|2.3-d|-pyrinndin und 3g Piperidin-4-earbon- 
saurcelhylesier wcrdcn 3 Slunden bci 130'' erhiizi. Nach Abkiihlen wird der Riieksiand in Dichlornieihan gelosi und wie 
Liblich aufgcarbcilei. Man erhiili {\5 g l-|6-Mcihyl-4-(3.4-nicihylendioxybenzylaniino)-ihicno-|2,3-d|-pyriinidin-2-yl|- 
pipcridin-4-carbonsaureelhylcsicr 40 

Analog crhiili man durch Umseizung von Pipcridin-4-carbonsaurccMhylcslor mil den unlcr Beispicl 1 erhalicncn 2- 
Chlor-ihieno-|2,3-d|-pyrimidin-Derivaien. die in 4-Siellung Arylaikylamino-subslituierl sind, dienachsiehenden Verbin- 
dungen 

l-[5-Meihyl-4-(3,4-nielhylendioxybenzylainino)-ihieno-|2,3-dl-pyriniidin-2-yl|-piperidin-4-carbonsaureei^^ 

1-15,6,7,8- reirahydro-4-(3.4-melhylendioxybcnzylamino)-| 1 |-bcnzolhieno-r2,3-d|-pyriiuidin-2-yll-pipcridin-4-carbon- 45 

saureeihylesier: 

l-|5,6-Cyciopcnlcno-4-(3.4-!ncthylcndioxybenzylamino)-| 1 |-benzoihieno-|2.3-d|-pyriiu!din-2-yl|-piperidin-4-carbon- 
saureelhylester; 

l-|5.6-CVelohepteno-4-(3,4-tneihylcndioxybcnzylaniino)-| 1 |-benzoihieno-[2,3-d|-pyrimidin-2-yl|-piperidin-4-carbon- 

siiureelhylesler; 50 

l-|6-l:ahyl-4-(3,4-riieihyienciioxybenzylainino)-ihieno-|2,3-d|-pyrirnidin-2-yl|-piperidin-4-carbon^ 

1 -|6-Chlor-4-('3,4-inelhylendioxyben/ylariiino)-lhieno-| 2,3-cl|-pyriniiclin-2-yl |-piperidin-4-earbonsaureeihyle 

l-|,*>-Chlor-6-iuethyi-4-(3,4-nicihylen(iioxybenzylannno)-ihieno-|2,3-(i|-pyriniidin-2-yll-piperidin-4-earbonsau 

esier; 

l-|6-Niiro-4-(3,4-iiielhylen(lioxybenzyiatHino)-ihieno-|2,3-d|-pyritiiidin-2-yl|-piperidin-4-carbonsaureeihylesier: 55 

l-|5,6-Dirneihyl-4-(3.4-iueihylen(lioxybenzylaniino)-ihieno-|2,3-d|-pyrinudin-2-yl|-piperidin-4-carbonsaureeih 

l-|6-'IVinuornielhyl-4-(3,4-iue!liylcndioxybenzylaiuino)-thieno-|2,3<i|-pyriMudin-2-yl|-pip 

esier; 

1 -|6-Meihyl-4-(3-chIor-4-mclhoxybenzylaniino)-!hicno-|2.3<l|'pyrin!idin-2-yl|-p^ 

1 -|5-Meihyl-4-(3-ehlor-4-incihoxybcnzylarnino)-lhicno-12,3-d|-pyriniidin-2-yIl-piperidin-4-carbonsa 60 
l-|5,6,7,8- reirahydro-4:(3-ehlor-4-inethoxybenzylarnino)-| 1 |-benzoihieno-|2,.3-d|-pyriinidin^ 

saureeihylesier: 

l-|5,6-Cyclopenieno-4-(3-chlor-4-iiie!hoxybcnzylaniino)-| 1 |-benzoihicno-|2,3-d|-pyrimidin-2-yl|-pipcridin-4-carbon- 

siiureeihylesier; 

l-|5,6-Cycloheplcno-4-(3-chlor-4-niclhoxybcnzylaniino)-| 1 |-bcnzoihicno-|2,3-d|-pyrimidin-2-yl|-pipcridin-4-carbon- 65 
saureeihylesier; 

l-|6-Hihyl-4-(3-ch!or-4-nieihoxybenzylaiinno)-ihieno-|2,3-dl-pyriinidin-2-yl|-piperidi^^^ 
l-|6-Chlor-4-(3-chlor-4-nielhoxybenzylainino)-ihieno-|2,3-d|-pyritnidin-2-yll-p 
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l-|5-Qilor-6-nieihyl-4-(3-chIor-4-ineihoxybcn/,vlaiuinohihicno-|^ 
csicr: 

l-|6-Niiro-4-(3-chlor-4-!ucihoxybcnzylainino)Mhieno-|2,3<t|-pyri^ 
l-|iS.6-ciiniLMhyI-4-(3-chIor-4-nicihoxybcnzylaiiiino.)-ihicno-|2,^ 
5 l-|6-Trinuoriiicihyi-4-(3-chlor-4-iiiLMhoxybcnzylaiHino)-ihicno-|2,3-d ■ 

csier: 

l-|6-iVTeihyl-4-(3,4-diiiicihoxybenzylaiiiino)-ihicno-|2,3-dl-pyriiiiidin-2-yl|-pipcridin-4'^^ 
l-|5-McMhyl-4-(3,4-diniLUhoxybenzylaniino)-ihieno-|2.3Kl|-pyriiindin-2-yll^ 

l-|5,6J,8-Tcirahydro-4-(3,4-di!iiclhoxyben/.ylaiuino)-| 1 |-bcnzo!hieno-|2.3-dl-pyrimidin-2-yl|-piperidin-4-carbon- 
it) siiurccihylcsier; 

l-|5,6-Cyclopen!eno-4-(3.4-diiiielhoxybcnzylatuino)-| 1 |-benzochieno-|2,3<l|-pyriuiidi^^ 
cihylesier; 

l-|5,6-Cyclohepieno-4-(3,4-diiiicihoxybcnzylaminoV[l l-benzoihieno-|2,3-dl-pyriniidin-2-yl|-piperidin-4-carbonsaurc- 

ethylcsier; 

15 l-|6-rilhyl-4-(3,4-dinicihoxybenzylaniinohihieno-|2,3-d|-pyriiHidin-2'yl|-piperidin-4-car^^ 

l-|6-(.'hlor-4-(3.4-diiiict!ioxyhenzylainino)-ihieno-|2.3-d|-pyriiiiidin-2-yl |-piperidin-4-carbonsaurccihylesier: 
l-|>Chlor-6-iHLMhyl-4-(34HiiiucMhoxybcnzylannno)-ihicno-|2,3-dl-pyrii^ 

l-|6-Niiro-4-(3,4-dimclhoxybcnzylanuno)-lhicno- |2,3-d|-pyriniidin-2-yl|-piperidin-4-carbonsaurccihylesicr: 
l-|5,6-DiiiitMhyl-4-(3.4<iinic!lK)xybenzylainino)-ihicno-|2,3-dl-pyririiidin-2-yl|-pipcridin-4-carb^ 
20 l-|6-Uri(luoniielhyl-4-(3.4-dinicihoxybcnzylaiiiino)-ihicno-|2.3-d|-pyriinidin-2-yll-pipe 

l-|6-Methyl-4-C3.4-diiiioihoxybcnzylaiiiino)-!hicno- 1 2, 3-d l-pyriinidin-2-yl|-pipcridin-4-car^^^^ 

l-(6-Meihyl-4-bcnzylaiiiino-thicncv|2,3-d|-pyriniidin-2-yl)-pipLTidin-4-carbonsaurcclhylc 

l-(5-MLMhyl-4-bcnzylaTuino-ihicno-|2,3-d|-pyriiiiidin-2-yl)-pipendin-4-carbonsaLirc 

l-(5.6,7,8-'lcirahydro-4-bcnzylamino-| 1 |-bcnzolhicnoH 2,3-cl|-pyriinidin-2-yl)-pipcridin-4-carbonsaureethylcsicr; 

25 \-{5 ,6- C\ c lope men o-4- be n zy I a n i i no- 1 1 1 - be n zo i h i e n o- 1 2 . 3 - d | - py ri n i icii n - 2 - y 1 ) - pi pc ri d i n -■ 4- c a r bon s iiu reel li y I es i e r ; 
l-(5,6-Cvcloliepieno-4-benzylamino-( 1 |-benzoihieno-| 2, 3-d |-pyriinidin-2-yl)-piperidin-4-carbonsaurceihylesier; 
l-(6-liiby!-4-benzylaiuino-ihieno- |2,3-d|-pyrinndin-2-yl)-piperidin-4-carbonsaureeihylesier: 
l-(6-(1ilor-4-bcnzylaiuinoMhieno-|2.3-d|-pyriinidin-2-yl,)-pipcridin-4-carbonsaureei hylesier: 
l-(,'S-Chlor-6-incthyl-4-bcnzylaniino-lhicno-|2,3-d|-pyririiidin-2-yl)-piperidin-4-ca^^ 

M) l-(6-Niiro-4-bcnzylaniino-!hieno-|2,3-d|-pyrimidin-2-yl )-piperidin-4-carbonsaiirceihyIcslcr; 
l-(5/)-Diineihyl-4-benzylaiuino-ihicno-|2.3-dl-pyriniidin-2-yr)-piperidin-4-carbonsaurccihyl^ 
l-(6-lrinuoriiielhyl-4-benzylarnino-ihieno-|2,3-dl-pyri!uidin-2-yl)-piperidin-4-carbonsaureeihylcsler: 
l-|6-Melhyl-4-(4-lluorbenzylanuno)-ihieno-| 2,3-d|-pyriiHidin-2-yl|-piperidin-4-carbonsaureeihyle^ 
l-|5-Methyl-4-(4-lluorbenzylainino)-thieno-|2,3-(l|-pyrinudin-2-yl|-piperidin-4-carbonsaureel^ 

..v5 l-15,6,7,8-'reirahydro-4-(4-nuorbcnzylaiuino)-| 1 |-benzoihieno-|2,3-dl-pyriniidin-2-yl|-piperidin-4-earbonsaLireei hyl- 
esier: 

l-|.S.6-Cyclopenlcno-4-(4-nuorbenzyiaiinno)-ll |-benzolhicno-|2,3-d|-pyriiiiidin-2-yl|-piperidin-4-carbonsaureeihyl- 
csicr. 

I-|5,6-Cvclohcpicno-4-(4-nuorbenzylannno)-ri |-bcnzoihicno-|2.3-dl-pyriiiiidin-2-yl^ 
40 esier: 

1 -|6-l{ihy!-4-(4-IUiorben/.yIarnino;-ihieno-|2,3-d|-pyrirnidin-2-yl|-piperidin-4-carbonsa 
l-|6-(1ilor-4-(4-nuorbenzylaniino)-ihieno-|2.3-dl-pyririndin-2-yl|-pipericlin-4-carbonsaLireeihylesier; 
l-|5-(.'hlor-6-nie!hyl-4-(4-llLiorbenzylaniino)-ihieno-|2,3-dl-pyriniidin-2-yl I-piperidin-4-earbonsaurccihylcsicr; 
l-|6-Niiro-4-(4-nuorbenzylaniino;)-ihieno-|2,3-d|-pynniidin-2-yl|-piperidin-4-carbonsaureei hylesier: 

45 l-|^,6-l)iinethyl-4-(4-(Uiorbenzylaniino)-lhieno-|2,3-d|-pyriinidin-2-yl|-piperidin-4-carbonsaLireeU^ 
l-|6-'lrilluorincihyl-4-(4-lluorbenzylaiiuno)-ihieno-|2J-dl-pyriinidin-2-ylhpipe 
l-|6-Mcihyl-4-(3,4-dichlorbcnzyIainino)-ihieno-|2.3-dl-pyrinndin-2-yll'piperidin-4-carbonsauree 
l-|.S-McMhyl-4-(3,4-dichlorbenzylaii!ino)-ihiono-|2.3-d|-pyriiuidin-2-yll-pipcridin-4-carbon 
l-|5/)J,8-'lelrahydro-4-(3.4-dichlorbenzylainino)-| 1 |-benzoihicno-|2,3-dl-pyrituidin-2-yl|-p 

50 e» hylesier: 

l-15,6-Cvciopenleno-4-(3.4-dichlorbenzylainino)-| 1 l-benzoihieno-|2,3-dl-pyriniidin-2-yl|-piperidin-4-carbonsaurc- 
eihylcsier: 

1 -|5,6-Cyclohepieno-4-( 3,4-dichlorbenzylaniino)-| 1 |-benzoihieno-| 2,3-dl-pyrimidin-2-yl |-piperidin-4-carbonsaure- 
eihylesier: 

55 l-|6-Iilhyl-4-{3,4-dichlorbenzylainino)-thieno-|2,3-d|-pyriniidin-2-yll-piperidin-4-earb^^^ 

l-|6-Gilor-4-(3,4-dichIorbenzylaiiiino)-lhieno-|2,3-d|-pyriinidin-2-yll-piperidin-4-carbonsaurcethylesier: 

l-|5-Chior-6-iiioihYl-4-(34-dic1ilorbcnzylaiuino)-lhieno-(2,3Hil-pyriiuidin-2-yl|-piperidi 

l-|6-Niiro-4-(3.4-dichlorbcnzylaniino)-ihicno-|2,3-dl-pyrinndin-2-ylI-pipcridin-4-carbonsa^ 

1-15.6- Din!elhyl-4-(3,4-diehlorbenzylannno)-ihieno- [2,3-dl-pyriniidin-2-yl|-piperidin-4-carbonsaurcLMhylcs!er; 

60 l-|6-'lriJluoriiieihyl-4-(3.4-dichlorbenzylaniino)-ihieno-|2,3-dl-pyriniidin-2-yll-piperidin-4-carbonsaurc^^ 
l-|6-Methyl-4-(3-niirobenzylaniino)-lhieno-r2.3-dl-pyriruidin-2-yl|-piperidin-4-earbonsaureelhylesier: 
l-|5-Melhyl-4-(3-niirobenzylaniino)-ihieno-|23-dl-pyriinidin-2-yl|-piperidin-4-carbonsaureeihylesier: 
l-|5/jJ.S-*lLMrahydro-4-(3-niirobcnzyiaiinno)-| 1 |-benzothicno-|2.3-dl-pyriniidin^ 
csicr: 

65 l-|5,6-Cyciopcnieno-4-(3-nilrobcnzylaiuino.)-| 1 |-bcnzolhicno-|2.3-d|-pyriniidin-2-yll-pipcridin-4-carbonsaurccihyl- 
esicr: 

l-15,6-CVclohcpieno-4-(3-niirobcnzyla!nino)-| 1 l-bcnzoihicno-|2,3-dl-pyrinn^^^^ 
csicr: 
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1 -|6-]/!ihyl-4-(3-nilrobcn/ylaiHino')-thicno-|2,3-ci|-pyriniidin-2-yll-pi|XMiclin 

1 H6-(.Milor-4-(3-niirobcnzylaniino)-ihiono-|2,3-d|-pyriniidin-2-yl|-pipcridin-4-ciirb 

l-|5-CMor-6-iucihyl-4-(3-nilrobcn/ylaiuino)-ihicno-|2,3-d|-pyriniidin-2 

l-|6-Niiro-4-(3-niirobcnzylaMiino)-thieno-|2,3-d|-pyriniidin-2-yl|-pipcridin-4-carbonsa 

l-|5.6-Diinc!hy!-4-(3-niiroben/ylaiiiino)-ihicno-|23-d|-pyri!nidin-2-yl|-piperidin-4-c 5 

l-|6-lrinLiorinoihyl-4-(3-niirobcnzylaniino)-ihicno-|2 J-d|-pyriiuidin-2-yl|-piperi 

1 -|6-Melhyl-4-(3,4-!nclliylcndioxyphcncihylaiuino)-(hicno-|23-dl-pyniHidin-2-yl|-pipcridin 

l-|5-Meihyl-4-(34-iucihyicndioxyphcneihylannno)-thicno-(2,3-dl-pyninidin-2-yl|-pipc 

l-|5/)J,8-'liMrahydro-4-(3,4-incthyIendioxyphcncihylaiuino)-| 1 |-bcnzoihieno-|2.3-d|-pyriiuidin-2-yl|-pipcridin-4-car- 
bonsiiurecihylcsicr; lO 
1 -|5/)-Cyclopcnieno-4-(3,4-iiicihylendioxyplicncihylaiiiino)-| 1 l-ben/x)ihi 
bonsaurecihylcsicr: 

1 -|5,6-(>clohcpiono-4-(3,4-rHe!hylcndioxyplicnLMhylaruino)-| 1 l-bcnzolhicno-|2,3-dI-pyriIllidin-2-yl|-pipcridin-4-car- 
bonsaureolhyleslcr; 

l-|()-l::ihyl-4-(3,4-rneihylendioxyphene(hylaniino)-lhicno-|2,3-dl-pyri 15 
1 -|()-Chlor-4-( 3, 4-rneihylcndio-phcncthy lain ino)-{hicno- 1 2, 3-d |-pyriniidin-2-y! )-pipcridin-4-carbonsaurcc(hylcslLT; 
1 -|^-(;hlor-6-iuclhyl-4-(3,4-riicihylcndioxyphcnclhylaiiiino)-lhicno-| 2,3-(i|-pyriinidin |-pipcridin-4-carbonsaurc- 
eihylesicr: 

1 -|6-Nitro-4-(3,4-iuet hylcndioxyplicncthylaniino)-ihicno-|2,3-(i|-pyninidin-2-yl |-pipendin-4-carbonsaLircethylcstcr: 
l-|5/)-Oiiiicihy[-4-(3.4-iucMhylcndioxyphonc!hylannno)-thiono-|2,.Vd|-pyrini^ 20 
csicr; 

l-|6-lrinLioriucthyl-4-(3.4-iueihylcndioxy-phcncMiylainino)-lhicno-|2,3-d|-pyriiiiid 
clhylcsicr; 

l-|6-Methyl-4-(3,4-cthylcndioxybcn7.ylaruino)-lhicno-|2;3-(l|-pyri!nidinO-yl|-piperi 

l-|5-Mcthyl-4-(3,4-cthylendioxyben/,ylaiiiino)-(hieno-|2,3-d|-pyriiHidin-2-yl|-pipcri 25 
1 - |5,6.7,8-'lcirahydro-4-(3,4-eihylcndioxybcn/.ylaiuino)'| 1 |-benzolhicno-| 2, 3-d l-pyriinidin- 2- yl |-pipcndin-4-carbon- 
saurccibylesicr: 

1 -|5.6-(,'yclopcnicno-4-(3,4-cihylcndioxyben/ylaniino)-| 1 |-ben/oihicno-| 2,3-d|-pv |-pipcridin-4-carbon- 
siiurcLMhylcsicr; v 
l-|5,6-CyclolK'picno-4-(3.4-clhylcndio-bcnzviaiiiino)-| 1 |-ben7.o(hieno-| 2,3-d|-pyriiiiidin-2-yl l-pipcridin-4-carbonr 30 
saurccihylesicr; 

l-|6-liihy(-4-(3,4-e!hylcndioxyben/ylainino)-ihieno-|2,3-d|-pyrirnulin-2-yl|-pipcri c 
l-|6-Clilor-4-(3,4-c!hylcndioxybcn/.ylanuno)-ihicno-|2,3-d|-pyrirnidin-2-yl|-pipcri ^ 
lH-^-Clilor-6-niethyI-4-(3,4-eihylcndioxybcnzylainino)-ihicno-|2,3-d^^ 

csicr: - 35 

1 -|6-Niiro-4-(3,4-olhylcndioxybcn/ylaiiiino)-lhicno-|2,3-d|-pyrirnidtn-2-yl |-pipcridin-4-carbons 

1 -|5/)-Diniclhyl-4-(3,4-eihylcndioxyben/,ylariiino)-ihiono-| 2/3-d|-pyriiiiidin-2-yl |-^^^ 

l-|6-TrinuoriHethyl-4-(3,4-eihylendioxy-benzylaniino')-lhicno-|2,3<t|-pyrinudin-2 

esler. 



Bei spiel 3 



40 



0,5 g l-|6-Mclhyl-4-(3,4-riielhylondioxybcnzylaiiiino)-lliieno-|2,3-d|-pyriniidin-2-yI-pipcrid^ 
ester wird in 70 ml Mclhanol gclosi und nach Zugabo von 30 nil 2N NaOH 4 Siunden bci 50*^ gcruhrl. Nach linU'crnen 
dcs Losungsiuiiicls und Waschcn niit kahciii Wasscr crliiilt man g des Nairiumsalzcs dcr l-|6-Meihyl-4-(3,4-ineihy- 45 
lcndioxybcn/ylamino)-thicno-|2,3-d|-pyrimidin-2-yl |-pipcridin-4-carbonsaurc. 

Analog crliall man aus den unier Bcispiei 2 aufgetiihrlen lislern die nachstehenden Carbonsauren (Nalriunisalze): 
l-|5-Meihyl-4-(3,4-nieihylendioxyben'/.ylaiuino)-ihieno-|2,3-d|-pyrirnidin-2-yll-pipcri 

l-|5,6,7,8-'reirahydro-4-(3,4-riicihylendioxybcnzylaiHino)-| 1 |-bcn/.oihicno-|2,3-dl-pyriiuidin-2-yl|-pipcridin-4-carbon- 
siiure, [Vlonohydral, aniorph (Zorscizung): 50 
l-|5,6-Cvclopenlcno-4-(3.4-iiicihylcndioxybcn/,ylaniino)-n |-ben/.othieno-r2,3-d|-pyriniidin-2-yl |-piperidin-4-carbon- 
siiure: 

1 -|5,6-(.'yclohepieno-4-(3,4-meihylendioxyben/ylamino)-| 1 |-ben/oihieno-|2,3-d|-pyrimidin-2-yl |-piperidin-4-carbon- 
saure: 

1 -|6-l>Jhyl-4-(3,4-TiieUiylendioxyben/ylaiuino)-tliieno-|2,3-d|-pyriniidin-2-yl|-piperidin-4-carbonsa^ 55 
l-|6-('hlor-4-(3,4-tiiediylendioxyben/,ylatnino)-ihieno-|2,3-d|-pyriruidin-2-yl|-pipendin-4-carbonsaure: 
l-|5-Oilor-6-iucihyl-4-(3,4-incdiylendioxyben/.ylaiiiino)-ihieno-|2,3-dl-pyri 
amorph (Zersci/.ung); 

l-|6-Nilro-4-(3,4-iiieihylcndioxybcn/ylaiHino)-lhicno-|2.3<il-pyriiHidin-2-yl|-pipcridi amorph (Zer- 

sotzung); 60 
1 -|5,6-dinieihyl-4-(3,4-nieihylendioxyben/.ylannno)-thieno-|2,3-d|-pyrinudin-2-yl|-piperidin-4-carbons^ 
1 -|6-lVinLK>rnieihy[-4-(3,4-nieiliylendioxybenzylarnino)-lhieno-| 2,3-d|-pyriini(lin-2-yl |-piperidin-4-carbonsa 
1 -|6-Meihyl-4-(3-chlor-4-rneihoxybenzylaniino)-ihieno-|2.3-(l|-pyriruiciin-2-yll-piperidin-4-earbonsaure: 
l-|5-Mc!hyl-4-(3-chlor-4-iiicihoxybenzylariiino)-ihicno-|2,3<l|-pyriiuidin-2-y! |-pipcridin-^^ 

1 -|5,6.7.8-'rc!rahydro-4-(3-chlor-4-nic!hoxybcnzylaiiiino)-| 1 |-bonzothicno-| 2,3-d|-pyrinudin-2-yl |-piporidin-4-carbon- 65 
siiurc; 

l-|5.6-Cyclopcnicno-4-(3-chlor-4-meihoxybcnzylamino)-| I |-bcnzolhicno-|2,3-d|-pyrimidin-2-ylI-pipcridin-4-carbon- 
saurc; 
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l-|5,6-C\vclohcpicno-4-(3-chlor-4-inLMhoxybcnzylaiiiino)-| 1 |-bcn7XMhieno-|2,3<l|-pyriniidin-2-yl l-pipcridin-4-carbon- 
siiurc: 

l-|6-Fiihyl-4-(3-chlor-4-iueihoxybcnzyla!iiino)-ihieno-|23-d|-pyriiiiiclin-2-y 
l-|6-Chlor-4-(3<Milor-4-iueihoxyben/ylaiinno)-ihieno-[2.3-dl-pyriiuidin-2-yl|-piperidin 
5 l-|5-Chlor-6-nicihyl-4-(3-chlor-4-ineihoxybcnzylanunoJ-lhicno-|2,3-dl-pyriiiiidin-2-yll-pipcridin-4-car^^ 
1 -(6-Niiro-4-(3-chlor-4-nicthoxybcnzylannno)-thieno-|2.3Ki|-pyriniidin-2-yI|-pipcridin-4-carbonsa 
1 -|5,6-diniLMhyl-4-(3-chlor-4-Tiiethoxybcnzylainino)-ihieno-(2.3-d|-pyriniidin-2-yll-piperi^ 
l-|6-'l>inuor!iicihyl-4-(3-chlor-4-ii!tMhoxybenzylaiiiino)-ihicno-|2,3-dl-pyriiHid^ 
l-|6-Mclhyl-4-(3,4-diiiieihoxybenzylaiiiino)-ihicno-|2,3-d|-pyri!nidin-2-yl|-piperidin-4-carbonsa 
10 l-|5-iVIelhyl-4-(3.4-dinieihoxybcnzylaiiuno>thieno-|2,3-d|-pyriinidin-2-yl|-pipcri 

1-15,6,7,8- reirahydro-4-(3,4-diiiieihoxybcnzylaniino)-| 1 |-benzolhieno-|2,3-d]-pyriinidin-2-yl|-piperidin-4-carbon- 
saurc; 

l-|5,6-Cyclopcnieno-4-(3.4-din!cMhoxybenzylaiuino)-| 1 l-benzolhieno-|2,3-d|-pyriinidin-2-yl|-piperidin-4-carbonsaure; 

l-|5,6-Cyclohcpteno-4-(3.4-diniLMhoxybenzylaniino)-| 1 |-ben/oihieno-| 2,3-d|-pyriiiiidin-2-yl |-piperidin-4-carbonsaure: 
15 1 -|6-Hihyl-4-(3,4-dinieihoxybcnzyIaiiiinoj-ihieno-|2,3-d|-pyrinndin-2-yl|-piperidin-4-carbon^ 

1 -|6-Chlor-4-(3.4-di!ucihoxybcnzylaniino)-ihicno-| 2,3-d|-pyriniidin-2-yl |-piperidin-4-carbonsaure; 

l-[5-Chlor-6-inciliyl-4-(34-diriielhoxybenzylaiuino)Hhicno-|2,3-d|-pyriinidin-2-yl|-piperidin-^ 

l-|6-Nitro-4-(3,4-dinicthoxybenzylamino)-lhicno- |2,3-d|-pyrinndin-2-yl |-pipcridin-4-carbonsaurc: 

1 -|5,6-Diiiieihyl-4-(3,4-diiiioihoxybenzylainino)-lhicno-|2,3-dl-pyrirnidin-2-yi|-pipcrii^^^ 
20 l-|()-'Ihnuorti!Cihyl-4-(3.4-diiiic!hoxybenzylaiuino)-ihiono-|2,3-d|-pyriniidin 

l-|6-Mcihyl-4-(3.4-diiucihoxybenzyianuno)-thieno-|2,3-dl>pyriinidin-2-yll-pipcridin-4-car^^^ 

l-(6-Mcihyl-4-bonzylarHino-lhieno-|2.3-d|-pyritiiidin-2-yl)-pipcridin-4-carbonsaure; 

I - ( 5 - iVIc I h y I -4- be n zy 1 ar H i n o- 1 h i c n o- 1 2 , 3 -d I - py ri n I i cli n - 2 - y I )- pi peri di n -4- car bo n sii u rc ; 

l-(5,6.7,8-Telrahydro-4-benzylaniino-| 1 j-ben/oihieno-| 2,3-d|-pyrinudin-2-yl)-piperidin-4-carbonsaLire: 
25 I -(5,6-(,'yclopenieno-4-benzylaiiiino-| 1 |-ben/.oihicno-|2.3-d|-pyrimidin-2-yl)-piperidin-4-carbonsaure: 

1 -(5,6-C'yclobepieno-4-benzylamino-| 1 l-benzoibieno-|2,3-d|-pyrinudin-2-yr)-piperidin-4-carbonsaurc: 

I -(6-]'Jbyl-4-benzylaniino-niieno-| 2.3-d]-pyriinidin-2-yI)-piperidin-4-carbonsaurc; 

l-(6-('hlor-4-benzylaniino-ihieno-|2,3-d|-pyrinndin-2-yl)-pipcridin-4-carbonsaure: 

l-(5-Qilor-6-iHC!hyl-4-bcnzylaiiiino-ibicno-|2,3-d|-pyriiuidin-2-yr)-pipcridin-4-carbonsa 
M) l-(6-Niiro-4-bcnzylaniino-ibicno-|2,3-d|-pyriniidin-2-ylVpiperidin-4-carbonsaurc; 

l-(5,6-Diiiieihyl-4-benzylainino-thicno-|2,3-dl-pyriiHidin-2-yl)-piperidin-4-carbonsaurc: 

1 -(6-lVinuoriiieihyl-4-benzylaiHino-ihieno-|2.3-d|-pyriniidin-2-yl)-piperidin-4-carbonsaure: 

1 -[6-Meihyl-4-(4-lluorbenzylarninohihieno-|2,3-d|-pyriinidin-2-yl|-piperidin-4-carbonsaure; 

1 -f5-Meiliyl-4-(4-nuorbenzylariiino)-ihieno-| 2,3-d|-pyriiiiidin-2-yi |-piperidin-4-earbonsaure; 
AS 1 -|5,6,7,8-'leirahydro-4-(4-nuorbenzylamtno)-| 1 l-benzoihieno-|2,3-dl-pyriiindin-2-yl |-piperidin-4-carbonsaure; 

1 -|5,6-Cyclopenieno-4-(4-(luorbcnzylaniino)-| 1 |-benzoihieno-| 2, 3-d |-pyriniidin-2-yll-piperidin-4-carbonsaurc: 

l-|5.6-Cyclohcpteno-4-(4-nuorbenzylaniino)-| 1 |-benzolhicno-|2,3-d|-pyrimidin-2-yl|-pipcridin-4-carbonsaLirc; 

1 -| 6-l^ihyl-4-(4-ttuorbenzylaiiiino)-ihicno-| 2,3-d l-pyriniidin-2-yl |-piporidin-4-carbonsa 

l-|6-Chlor-4-(4-nuorbenzylaiuino)-ihicno-|2.3-d|-pyrirHidin-2-yll-pij3cridin-4-carbonsaure; 
40 l-|5-ChIor-6-itiethyI-4-(4-iluorben/ylaiuino)-ihicno-|2,3-d|-pyriiiiidin-2-yl|-piperidin-4-carbo^ 

l-|6-Nitro-4-(4-lluorbenzylaniino)-ihicnc>|2,3-d|-pyrimictin-2-yl |-piperidin-4-carbonsaure: 

1 -|5i)-DiMielhyl-4-(4-tUiorbenzy!aniino)-ihieno-|2,3-d|-pyrinndin-2-yl|-piperidin-4-carbonsaure; 

1 -|6-4Virtuornieihyl-4-(4-nLiorbenzylaniino)-lhieno-|2.3-d|-pyritnidin-2-yl l-piperidin-4-carbonsaure 

1 -|6-Melhyl-4-(3,4-dich(orbenzylaiuino.)-ihieno-|2,3-d|-pyriinidin-2-yl|-piperidin-4-carbonsaLire: 
45 l-|5-Mcihyl-4-(3.4-dichlorbenzylaniino)-ihieno-|2,3-cl|-pyriinidin-2-yll-piperidin-4-carbonsaLire: 

l-|5,6,7.S-lcirahydro-4-(3,4-dichlorbenzylaiuino;-| 1 l-bcn/x)!hieno-|2,3-dl-pyritiiidin-2-yll-pipcri 

I-|5,6-Cyclopenieno-4-(3.4-dichlorbenzylaniino)-| 1 l-benzoihieno-|2,3-dl-pyriiHidin-2-yll-piperidin-4-carbonsaurc; 

1 -|.5,6-Cyclohopieno-4-(3,4-dichlorbenzylaniino)-| 1 l-bcnzoihicno-| 2,3-d |-pyriiiiidin-2-yl l-pipcridin-4-carbonsaure; 

l-|6-Hthyl-4-(3.4-dichlorbcnzylaiuino)-Hiicno-|2.3-dl-pyriiuidin-2-yl|-piperidin 
50 1 -j6-Cblor-4-(3,4-dichIorbenzylaniino)-ihienoH2,3-d|-pyrinii(lin-2-yl|-piperidin-4-carbonsaure: 

1 -[5-C1ilor-6-nieihyl-4-(3,4-dichIorbenzylaniino)-ihieno-|2,3-cl|-pyriniidin-2-yl|-piperidin-4-carbonsaure; 

1 -I6-Niiro-4-(34-diciilorbenzylaiinno)-ihieno-[2.3-dl-pyriniidinO-yl|-piperidin-4-carbonsa^^ 

1 -|5,6-Diiuclhyl-4-(3,4-diclilorbenzylaiiiino)-ihicno-|2,3-d|-pyriniidin-2-yl|-piperidin-4-carbonsa 

l-|6-'IYinuornieihyl-4-(3,4-dichlorbenzylaiuino)-ihieno-|2,3-d|-pyriiiiidin-2-yl |-piperidin-4-carbonsaure 
55 l-|6-Meihyl-4-(3-nilrobenzy!ainino)-ihicno-|2,3-d|-pyriinidin-2-yll-piperidin-4-carbonsa 

l-15-McChyl-4-(3-nilrobcnzylaniino)-ihieno-|2.3-d|-pyriiMidinO-yl|-pipcridin-4-c^ 

l-|5.6.7.8-'reirahydro-4-(3-niirobcnzylaiiiino)-| 1 |-benzoihieno-|2,3-dl-pyriiiiidin-2-yl|-pipcridin-4-carbonsaure; 
l-|5,6-CycIopenieno-4-(3-nilrobenzylanuno)-| 1 |-benzoihicno-|2.3-d|-pyriinidin-2-yl|-piperidin-4-carbonsaurc; 
1 -|5,6-Cyclohepieno-4-(3-nilrobenzy!atnino)-| 1 |-benzoihicno-|2,3-dl-pyrimidin-2-yl|-piperidin-4-carbonsaurc; 

60 l-|6-ltihyl-4-(3-niirobenzylaniino,)-ihieno-|2.3-d|-pyriiiiidin-2-ylI-piperidin-4-carbonsaur^^ 
l-|6-Chlor-4-(3-niirobenzylaniino)-ihieno-|2,3-d]-pyrinudin-2-yl|-piperidin-4-carbonsaure: 
l-|5-Clilor-6-!neibyl-4-(3-niirobenzylaruino)-ihieno-|2,3-d|-pyriiiiidin-2-yl|-piperidin-4-carbonsaure: 
l-|6-Niiro-4-(3-nilrobenzylaTnino)-ihieno-(2.3-dl-pyrirnidin-2-yl|-pipcridin-4-carbonsaure: 
l-|5.6-Diiiicihyl-4-(3-niirobenzyta!uino)-ihicno-|2.3-d|-pyriiuidin-2-yl|-piperidin-4-carbonsaurc; 

65 l-l6-1rinuornicihyl-4-(3-nilrobenzylaiuino)-ihieno-|2.3-dl-pyriiuidin-2-yl|-piperidin-4-carbonsa 
l-|6-McihyI-4-(3,4-iiicihylondioxyphcncMhylaiuino)-ihieno-|2,3-d|-pyriiiudin-2-yll-p 
l-|5-Mcihyl-4-(3,4-iiielhylendioxyphcncihylainino)-lhieno-|2,3-dl-pyriniidin-2-yl|-pipc 

l-|5,6,7,8-'reirahydro-4-(3,4-iiieihylcndioxyphcno!hylariuno)-| 1 |-bcnzoihieno-12,3-dl-pyriniidin-2-yll-pipcridin-4-car- 
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honsuLirc; 

lH.'^/)-Cyclopcnlcno-4-(3.4MnciliyIendioxyphcnLMhylainino)-^^ 
' bonsUurv: 

l-|5/)-CVclohcp!cno-4-(3.4-inLMhylcndioxyphcne!hylannno)-|.l l-ben/.^^^ 

bonsiiurc: 5 
l-|6-lithyl-4-(3,4-nicthylcndioxyphcneihylannno)-ihicno-|2,3-d|-pyrin^ 

l-|6-Chlor-4-C3,4-riicihylcndioxyphcneihyiaiiiinojMhienoH2.3-(i!-pyrinndin-2-y 

lH.'^-(-hlor-6-riicihyl-4-(3,4MULMhylcndioxyphcnclhylaiuino.)-thicno-|23-cl|^ 

1 -|6-Niiro-4-(3,4-inoihylcn(iioxyphcncihylainino)-ihicno-|2,3-d|-pyriniitlin-2-yl|-pipcriciin 

l-|5,6-DiruLMhyl-4-(3,4-rHOihylcndioxyplK^ncthylauuno)-ihicno-|2,3-d|-pyriniidin-2-^ lO 
l-|6-lVinuoriiicihyl-4-(3,4-iiicihylcndioxyphcncihylaTiiino)Mhicno-|2.3-d|-pyrinn 
l-|6-Mclhyl-4-(3.4-cihyiendioxybcnzylaiiuno)-thieno-|2,3-d|-pyriniidin-2-^ 
l-|5-^4clhyl-4-(34-clhylendioxybenzylaMlino)-lhicno-|2,3-d|-pyri!nidin-2-y[.|^ 

l-|5,6J,8-Tcirahydro-4-(3,4-eihylendioxybcnzylaniino)-| 1 |-bcnzoihicno-|2,3-d|-pyrimidin-2-yl |-piperidin-4-carbon- 
saurc; 15 
1 -|5/j'Cyclopenieno-4-(3,4-oihylendioxybcnzylaiiiino)-| 1 |-bonzoihicno-|2.3-d|-pyrinn 

saurc; 

l-|5,6-Cyclohepicno-4-(3,4-clhylendioxybcnzyla!nino)-| 1 |-bcnzoihicno-|2,3-d|-pyri 

siiurc: 

l-|6-^Jhy!-4-(3,4-clhylendioxybcn/ylalHino)-lhicno-|2.3-d|-pyriIuiclin-2-yl|-pipcri(iin-4-^ 20 

l-|6-(,1ilor-4-(3,4-c!hylcndioxybcnzylaniino)-ihicnoH2.3<i|-pyriiHidin-2^ 

l-|5-Chlor-6-!iicthyl-4-(3,4-cihylendioxybcnzylaiiiino)-lhicno-|2.3-d|-pyrinii 

1 -|6-Nitro-4-(3,4-cihylcndioxybcnzylannno)-ihicno-| 2,3^1 |-pyrin\idin-2-yl|-pipcndin-4-carbon 

l-|5/)-diincihyl-4-(3,4-ciliylcndioxyben/ylanuno)-thicno-|2,3-dl-pyri!uidin-2-yl h 

l-|6-'lri(luoriuclhyl-4-(3,4-cihylcndioxy-benzylaMuno*)-ihicno-|2,3-d|-pyri 25 

Bcispicl 4 

5g 2-Ainino-5-iucihyl-3-cihoxycarbonyl-thiophcn wird mil 2,7 g 4-Cyanbcnzocsaurcmcihylesicr in 40 ml Dioxan 
gelosl. AnschlicBend wird fur 5 Slunden gasformigcs HCl durch die Losung gelciicl. Nacli Liblichcr Aularbciiung crhiili :?o 
man 6 g 4-(3,4-Dihydro-4-oxo-6-moihyl-ihicno-| 2,3-d |-pyrimidin-2-yl )-bcnzocsaurcmcihylester 

Dcr Hrsaiz dor Carbonylgruppe durch CI untcr Ausbildung des aromatischcn Pyrimidinrings erlolgi unicr Siandardbo- 
dingungen. »■ 

I'linc Mischung aus 18 ml TOCI3 mil 6 g 4-(3,4-Dihydro-4-oxo-6-nicihylihicno-| 2.3-d|-pynniidin-2-yl)-bcnzoosaurc- 
mclhylesicr unlcr Zusaiz von 1,8 ml N,N-Dimcihylanilin wird 4 Smnden gckocht. Nach Liblichcr Aufarbcilung crhali :>5 
man 5 g 4-(4-Chlor-6-incihyl-ihicno-|2,3-d|-pyrinndin-2-yl)-bcnzocsaurcinclhylcs{cr. v 

Analog crhiih man durch Umseizung von 4-Cyanbcnzocsauremethylcstcr und anschlici.>cnder Rcaklion mil POCI3 
aus 2-Amino-4-mclhyl-3-clhoxycarbonyl-ihiophen 

4-(4-Chlor-5-nicdiyl-thicno-|2,3<i|-pyriiHidin-2yl)-bcnzocsaurciueihylcsicr: 

aus 2-Amino-4,5,6,7-ioiraliydro-3-cihoxycarbonyl-bcnzoihiophen 40 
4-(4-Chlor-5,6.7,8-ictrahydro-| 1 |-bcnzoihicno-| 2,3-d|-pyrimidin-2-yl>bcnzocsaurcmcihylcsler. 
aus2-Amino-4,5-cyclopcnteno-3-oihoxycarbonyl-ihiophcn 

4 - (4- Ch 1 or- 5 , 6-c y c 1 ope n 1 e n o- ( hi e n o- j 2 , 3 -d | - py ri mi cii n - 2 - y I )- ben zocsaurc met h y 1 esl e r: 
aus 2-Amino-4,5-cyclohepieno-3-elhoxycarbonyl-ihiophen 

4-(4-Chlor-.5,6-cvclohepicno-ihieno-|2.3Ki|-pyriiuidin-2-yl)-benzoesaureniediylesier: 45 
aus 2-Annno-5-eihyl-3-ethoxycarbonyl-ihiophen 

4-(4-(;hlor-6-e!hyl-!hieno-|2.3-d|-pyriniidin-2-yr)-benzoesaureine!hylesier: 
aus 2-Ainino-5-propyl-3-eihoxycarbonyl-lhiophen 

4-(4-Qilor-6-propyl-ihieno-| 2, 3-d |-pyrimidin-2-yr)-benzoesaureme!hylesler; 

a LI s 2 - A m i no- .*S -c h 1 o r- 3 -e i hox yc ar ho n y 1 - 1 h iophe n 50 
4-(4-C'lilor-6-chlor-ihicno-| 2.3-d|-pyriruidin-2-yl)-bcnzoesaurerncihylcsier: 
a u s 2- A m i no-4-c h 1 o r- 5 - m c t h y 1 - 3 -c I ho X yc ar bon y I - 1 h i op he n 

4-(4-(,'hlor-5-chlor-6-iiieihyl-ihieno-|2,3-d|-pyriniidin-2-yl)-benzoesaurenielhylesier; 
aus 2-Amino-5-niiro-3-elhoxycarbonyl-ihiophen 

4-(4-Chlor-6-nilro-lhieno-|2.3-d|-pyriiuidin-2-yi)-benzoesaurcmeihylester: 55 
aus 2-Aiuino-4,5-dinieihyl-3-eihoxycarbonyl-!hiophen 

4-(4-C,Milor-5,6-dirnelhyl-ihieno-|2,3-d|-pyriinidin-2-yl)-benzoesaure!uelhylesier: 
aus 2-Aniino-5-!rilluormeihyl-3-cihoxycarbonyl-ihiophen 

4-(4-Chlor-6-mfluornieihyl-lhieno- |2,3-dl-pyriniidin-2-yl)-benzocsaurentelhylesicr. 

60 

Bei spiel 5 

Analog fieispiel 1 erhiill man durch Umseizung von 3,4-Melhylendioxybenzylamin 
mit 4-(4-(.1ilor-6-nieihyl-ihieno-|2.3-d|-pyriniidin-2-yl)-benzoesaureiiiethylesier 

4-|4-(3.4-Mcihylendioxybenzylaruino)-6-n!eihyl-ihieno-|2.3-d|-pyriniidin-2-yl|-bcnz(^^ 65 

mil 4-(4-Chlor-5-ineihyl-!hieno-|2.3-d|-pyrin!idin-2-yr)-benzoesaurenieihylesler 

4-|4-(3,4-MeihylendioxybenzylaMiino)-5-nie!hyMhieno-|2,3-d|-pyrinudin-2-yi|-b 

mil 4-(4-Chlor-5,6.7.8-tctrahydro-| 1 l-benzoihicno-|2.3-d|-pyrimidin-2-yl)-bcnzoesauremeihylesier 
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4-|4-(3,4-Mcihvlendio\vhcn/AMainino)-5.6,7,8-icirahvdro-| 1 |-bcn'/.oihicno-|2.^ 
ester, F. 198": - - - 

mil 4-(4-Chlor-.5.6-cyciopenicno-ihieno-|2.3-d l-pvTiiindin-2-y U-bcn/.ocsaurenicihyiesicr 
4-|4-(3,4-Meihylcndioxybenzylaniino>5.6-cyclopenicno-!hieno-|2,3-d|-pyritiucH 
5 mil 4-(4-CMilor-5.6-cyclohcpicno-ihieno-|2.3-d|-pyriiuidin-2-yr)-benzoesaurciucthylcsicr 

4-|4-(3,4-Methylendioxybenzylaniino)-5.6-cyclohepieno-thieno-|2.3-d|-pyriniidin-2-yl|-ben/Aiesa 
mil 4-(4-ChIor-6-eihyl-ihieno-|2,3-d|-pyriiuidin-2-yl)-bcn/.oesaurenieihylester 

4-|4-(3,4-Methylendioxybenzylamino)-6-eihyl-ihieno- |2.3-dl-pyrimidin-2-yI 1-benzoesauremeihylesier: 
init 4-(4-Ch!or-6-propyl-ihieno-|2.3-d|-pyrimidin-2-yl)-benzoesaLiremethylesier 

10 4-|4-(3.4-Meihylendioxybenzyianiino)-6-propyl-ihiencv|2,3-d|-pyriinidin-2-yl|-benzocsa 
mil 4-(4-Chlor-6-chIor-!hieno-|2.3-d)-pyriinidin-2-yl)-bcnzocsaurenieihylesicr 
4-|4-C3.4-MethyIendioxybenzylaiuino)-6-chlor-ihieno-|2,3-d|-pyriiuidin-2-yl|-bcnzocsau 
mil 4-(4-Chlor-5-chlor-6-iiicMhyl-ihicno-|2,3<i|-pyriiiiidin-2-yl)-benzoesaurenicihyl^^ 
4-|4-(3,4-VTethylendioxybenzylaiuino)-5-chlor-6-iHelhylMhieno-|2,3-dl-pyriniidin-2-yll-b^^ 

15 mil 4-(4-CMilor-6-niiro-thieno-|2.3-d|-pyriniidin-2-yl)-benzoesaurenieihylcsier 

4-|4-(3.4-Meihylendioxybenzylaiiiino)-6-niiro-ihieno-|2.3-d|-pyriinidin-2-yl|-benzoesaurcMn^^ 
mil 4-(4-Chlor-5.6-diriieihyl-thieno-|2,3-d|-pyriinidin-2-yr)-benzoesaurciueihylesier 
4-|4-(3,4-MeihylendioxybenzylatiiinoV5,6-diniethylMhieno-|2.3-d|-pyrinndin-2-yl|-benzoesaur^^ 
mil 4-(4-Chlor-6-irinuonneihyl-iliicno-|2,3-d|-pyriinidin-2-yl )-benzocsaureiiicihylosier 

20 4-|4-(3,4-Mcihyiendioxybcnzylaniino)-6-trinuornieihyI-lhicno-|2,3-dl-pyrinndin-2-yll-benzocsaur^^ 
Analog erhali man durch Uniseizung von 3-Chlor-4-moihoxy-benzylamin 
mil 4-(4-Chlor-6-nicihyl-lhieno-|2,3Ml|-pyriruidin-2-yl)-bcnzoesaureineihylcsier 
4-|4-(3-(;hlor-4-iuellioxybenzylainino)-6-!iieihylMhieno-|2,3-d|-pyriiiiidin-2-yl|-benzocsa 
inii4-(4-CMiIor-5-rueihyI-ihieno-|2.3-d|-pyriFiudin-2yl )-benzoesaureiiieihylesler 

2S 4-|4-(3-(,Milor-4-ineihoxybenzylaniino;)-5-nicihylMhieno-|2.3-d|-pyriruidin-2-yl|-benzoesau^ 

mil 4-(4-Chlor-5,6,7,8-teirahydro-| I |-benzoihieno-|2,3-d|-pynmidin-2-yl )-benzoesauremclhylcsier 
4-(4-(3-Chlor-4-nieihoxybcnzylainino)-5,6,7,8-lcirahydro-| 1 |-bcnzolhicno-|2.3-d|-pyrimidin-2-yl|-bcnzocsauremc- 
ihylesicr; 

mil 4-(4-C1iior-5,6-eyclopcniono-lhicno-|2,3-d|-pyriniidin-2-yl)-bcnzocsaureiucihylcsicr 
30 4-|4-(3-Chlor-4-ineihoxybcnzylainino.)-5/)-cye!openienoMhieno-|2.3<i|-pyTiiiiidin-2-yl |-bcnzoesaureniciiiylesior: 
mil 4-(4-C1ilor-5,6-cycIohepieno-lhicno-|2,3-d|-pyrinii(lin-2-yl)-ben/m*saureiiiet^^ 
4-|4-(3-(;h!or-4-!iieilK^xybenzylaniino)-5,6-cyclohepieno-ihicno-| 2,3-dl-pyriiuidin-2-yi |-bcnzoc 
mil 4-(4-CMilor-6-eihyl-ihieno-[2.3-d|-pyriiiiidin-2-yl)-benzocsauren\eihylesier 
4-j4-(3-CMilor-4-fucihoxybenzylariiino)-6-elhyl-ihieno-l2,3-d|-pyriniidin-2-yl|-benzocsauiXMHCihy^^^ 
.>5 mil 4-(4-Chlor-6-chlor-ihieno-|2.3-d|-pyririiidin-2-yl)-benzoesaureiuelhylesier 

4-|4-(3-(.Milor-4-n»eihoxybenzylaiiiino)-6-chlor-ihieno-|2,3-d|-pyri[uidin-2-yl|-benzoesaurcniei^ 
mil 4-(4-Chlor-5-ehlor-6-iucihyl-ihieno-|2,3-d|-pyriinidin-2-yr)-benzoesaurenieihylcsicr 
4-|4-(3-(;hlor-4-ineihoxybenzylaniino)-5-chlor-6-ineihyl-ihicno-|2,3-dl-pyriniidin-2-yll-bc^ 
mil 4-(4-Chlor-6-niiro-ihicno-|2,3-dl-pyriniidin-2-yI)-benzoesaureniclhylesicr 
40 4-|4-(3-CMilor-4-nieihoxybenzylaniino)-6-nitro-thieno-|2,3-d|-pyriniidin-2-yl|-benzocsaur^^ 
mil 4-(4-Chlor-5,6-diiiicihyI-ihieno-r2,3-d|-pyriinidin-2-yl)-bcnzoesaurenieihylesler 
4- j4-(3-(;hlor-4-nieihoxybenzylainino)-iS,6-diiueihyl-ihicno- 1 2, 3-d |-pyriniidin-2-yl|-benzoesaure 
mil 4-(4-C,Milor-6-trinuonneihy!-ihieno-|2,3-d|-pyriniidin-2-yl)-benzoesaurenieihylesier 

4-|4-(3-C'lilor-4-riieihoxybenzylainino)-6-irinuonnelhyl-ihieno-|2,3-d|-pyririiidin-2-yl |-benzoesaiiremelhylesier 

45 Analog erhiih man durch Umseizung von 3,4-Dimeihoxy-benzyiamin 

mil 4-(4-Chlor-6-mcihyl-ihicno-|2,3-d|-pyrimidin-2-yl)-benzoesaurcmcihylesicr 
4-I4-(3.4-DiiuLMhoxybenzylaniino)-6-n!cihyl-ihieno-|2,3-d|-pyrinudin-2-yl|-benzoesa 
mil 4-(4-Chior-5-iiieihyI-ihicno-|2.3-d|-pyriniidin-2yI)-bcnzoesaurenielhylcsier 
4-|4-(3.4-Difiiclhoxybenzylaiiiino)-,S-nicthyl-ihieno-|2.3-d|-pyririiidin-2-yll-benzoesaurciucihyles 

50 mil 4-(4-CJ'hlor-5,6,7.8-ieirahydro~| 1 |-benzothieno-| 2,3-dl-pyrimidin-2-y!)-benzoesaLiremeihylesier 
4-[4-(3,4-dinieihoxybenzylaniino)-.5,6 J,8-ieirahydro-| 1 |-benzoihieno-|2,3-d|-pyriniidin-2-yll-benz 
mil 4-(4-Chlor-5,6-cyelopenieno-ihieno-l2.3-dl-pyriniiclin-2-yl)-benzoesaurcnieihylesier 
4-|4-(3,4-Diniethoxybenzylannno)-5,6-cyclopenieno-ihieno-|2,3-d|-pyriniidin-2-yl j-benzoesaurenieih 
mil 4-(4-Chlor-5,6-cyclohepleno-ihieno-|2,3-d|-pyriiiiidin-2-yl)-benzoesaLirenieihylesier 

55 4-14-(3.4-Dinicihoxybenzylaniino)-5,6-c\vclohepleno-ihieno-|2.3-d|-pyriinidin-2-yl|-bcnz^^^ 
mil 4-(4-Chlor-6-cihyl-ihieno-|2,3<i|-pyriiuidin-2-yl)-benzoesaurciiiclhylesier 
4-[4-(3.4-Diiiiethoxybenzyianiino)-6-cihyl-ihieno-|2,3-d|-pyriniidin-2-yM-benzocsaureincihylcsi^ 
mil 4-(4-Chlor-6-chlor-ihicno-|2.3-d|-pyrimidin-2-yl)-bcnzoesaurcincihylesier 
4-|4-(3,4-Diiueihoxybenzylaniino)-6-chlor-ihieno-|2,3-d|-pyriniidin-2-yl|-benzoesaureiuelhyle 

60 mil 4-(4-Chlor-5-chlor-6-meihyl-ihieno- 1 2, 3-d |-pyrimidin-2-yl)-benzoesauremeihylesler 

4-(4-(3.4-Dinieihoxybenzylaniino.)-5-ehlor-6-nieihyl-iliieno-12.3-d|-pyriniidin-2-yl|-benzocsaur^^ 
mil 4-(4-Chlor-6-niiro-ihieno-|2,3-d|-pyrimidin-2-yl)-benzoesauremeihylesier 
4-|4-(3,4-Dinieihoxybenzylaniino)-6-nilro-thieno-|2,3-dl-pyriniidin-2-yl|-benzoesaLirenicl hylcslcr; 
mil 4-(4-Chlor-5,6-diniLnhyi-lliicno-|2,3-dl-pyriniidin-2-yl)-bcnzocsaurenicihylesier 

65 4-|4-(3,4-DinicUioxybenzyia!nino)-5,6-dinicihyllhicno-|2.3-d|-pyriinidin-2-yll-bcnzocsaurcni^^ 
mil 4-(4-Chior-6-irinuonueihyl-ihicno-r2,3-d|-pyri!nidin-2-yl)-benzoesaureiiieihylcsier 
4-|4-(3,4-Dinieihoxybenzylaiiiino)-()-irinuoniicMhyl-lhicno-|2,3-d|-pyriiuidin-2-yl|-bcnzoesaurci 
Analog crhali man durch Umseizung von Benzylamin 
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il 4-(4-Chlor-6-incMhyl-ihicno-|2.3<ll-pyriinidin-2-yr)-bcn7X)csa 
(4-Ik'nzylaniino-6"ineUiyi-Uiicno- 1 2,lVcl l-pyriniiclin-2-y l)-bcnzocsaurcni^^ 
it 4-(4<;hlor-5-incihyl-ihieno-r2,3-d|-pyninidin-2yl)-hcn/ocsaLircnicihyl^ 
(4-Bcnzylannno-5-me!hyl-lhicno- |2,3<l|-pyriTnidin-2-yr)-ben/ocsaurciHcihylesicr; 
it 4-(4-ChIor-5,6J,8-icirahydro-| 1 l-bcnzoihicno-|2,3-d|-pyritnidin-2-yr)-ben-/^^^ 
(4-BcnzyIamino-5,6.7.8-icirahydro-| 1 |-bcn/A-)ihieno-|2,3-d|-pynniidin-2-yn-hcnzocsaLirciiicihylcsicr: 

i I 4- (4-(; h I or- .5 , 6- c y c 1 opc n I c no- 1 li i c n o- 1 2 , 3 - d I - p y ri n 1 idi n - 2 - y 1") - ben zoos a u re n\c\ h y 1 c si cr 
(4-Iicn/ylainino-5/)-cyc4opentcno-lhicno-|23-d|-pyriniidin-2-yl")-benzocsaurcnicihylesicr: 
\l 4-(4-Chlor-5/)-cyclohcptcno-thicno-|2,3-d|-pyriiiiidin-2-yr)-bcnzoosaurciiiciliylcsicr 
r4-Bcnzylaniino)-5,6-cyclohcpicno-iliicno- |2,3-d|-pyriiuidin-2-yl)-bcnzocsaurciuclhylcslcr; 

ii 4-(4-ChIor-6-cthyl-thicno-| 2 J-d|-pyriniidin-2-yn-bcnzocsaurcrucihylcsier 
(4-Bcnzyla!uino-6-cihyl-lhicno-|2,3-d|-pyriniidin-2-yl)-bcnzocsaurcnicihylestcr; 
ii 4-(4-Chlor-6-chlor-diicno-|2,3-dl-pyriiuidin-2-yr)-benzocsaurcnicihyleslc 
(4-Bcnzylaniino-6-chlor-lhicno-|2,3-d|-pyriniid!n-2-yl)-bonzocsaurLMiiclhyleslcr: 

ii 4-(4-Clilor-5-chlor-6-nicUiyl-thicno-|2,3-ci|-pyriniidin-2-yi)-bcnzoosaurcniclhylcsi^ 
(4-BcnzylaiHino-5-chlor-6-njcUiyl-lhicno-|2,3-dl-pyririiidin-2-yl>bcnzocsaurotne!hy 
i 1 4- (4-(; h j o r- 6- n i I ro- 1 h i c no- 1 2 , 3 -d I - py ri I ui di n -2- y 1 1 ) be n zoos au rc n le i h y I c s l cr 
C4-Bcnzylaniino-6-niiro-ihicno-|2,3-d|-pyriruidin-2-yl)-bcnzocsaurcnicihylcsicr: 
il 4-(4-CMiior-5/)-diiiiLMhyl-lhicno-|2,3-d|-pyriinidin-2-yr)-bcnzocsaureiiicthylcsicr 
(4-Ik»nzylaiiiino-/SX)-diniclhyl-ibicno-i2,3-(l|-pyriniiciin-2-yl)-bcnzocsaureineUiylc^ 
il 4-(4-Chlor-6-m(luoniicihyl-ihicno-|2,3-d|-pyriiuidin-2-yl)-bcnzocsaureniclhylcs 
(4-Iicnzylaniino-6-lrirUKornieihyl-lhieno-|2,3-d|-pyniuidin-2-yl)-bcnzoesaurein^^ 
Analog crhali nian durch Umscizung von 4-Fluorbcnzylamin 
il 4-(4-Chlor-6-nicihyl-ihicno-|2,3-(l|-pyriMiidin-2-yr)-bcnzocsaurciucihyles{cr 
|4-(4-FlLiorbcnzylaiuino)-6-nieUiyl-ihicno-|2,3-cl|-pyrirHidin-2-yl|-bcnzoesaurciiiLMhylcsicr; 

i I 4- (4- C h I or- 5 - n ic i li y 1 - 1 li i c n o- 1 2 . 3 -d | - py ri n lidi n - 2 y I )- be n zocsa li re n ilm li y I e s i e r 
|4-(4-Fluorbenzylaniino)->S-Tiic!hyl-lhicno-(2,3-d|-pyriniidin-2-yl|-benzoesaurcTiiclhyIesie 

il 4-(4-(.'hlor-^,6,7,8-lcirahydro-| I |-bcnzoiliieno-|2.3-d|-pyrimidin-2-yl)-bcnzoesaureincihylcsicr 
|4-(4-Fluorbcnzyla!Hino)-5.6.7,S-icirahydro-| 1 |-benzoihicno-|2,3-d|-pyriiuidin-2-yl|-bcnzoosaurcrucihylosicr;- 
il 4-(4-Chlor-5,6-cyclopcnicno-iliieno-|2,3-d|-pyriii!idin-2-yr)-bcnzocsaurciULMhylcsiL^^ 
|4-(4-FlLK?rbcnzy!aniino)-5,6-cyclopenicno-ihicno-|2,3-d|-pyriiuidin-2-yl|-bcnzoc^ 

il 4-(4-Chlor-5/)-cyclohepicno-ihieno-|2,3-dl-pyritiiidin-2-yl)-benzoesaurenieihylcsier : • ^ 

|4-(4-FlLiorbenzylaiuino)-.S/)-cyclolK^pieno-ihienoH2,3-d|-pyrinnclin-2-yl|-be^ 
it 4-(4-Chlor-6-cthyl-ihieno-| 2,3-dl-pyrinudin-2-yl)-benzocsaLirenicihylesier 
r4-(4-FlLiorbenzyla!iiino)-6-eihyl-ihicno-|2;3-dl-pyririndin-2-ylFhenzocsaurenieihylesicr; 

it 4-(4-Chlor-6-chlor-thieno-|2.3-d|-pyrimidin-2-yl)-benzoesaurenicihyieslcr ^ 
[4-(4-Fluorbcnzylariiino)-6-chlor-ihicno-|2,3-d|-pyriinidin-2-yl|-bcnzocsaurLMiicihylesicr^ 

ii 4-(4-Chior-5-chlor-6-iuelhyl-ihicno| 2,3-dl-pyriniidin-2-yl)-bcnzocsaureinclhylcsicr 
|4-(4-Fluorbcnzy[a!nino)-5-chlor-6-iiicihyl-ihieno-|2.3-d|-pyriinidin-2-yl|-bcnzocsau 
il 4-(4-Chlor-6-niiro-ihicno-| 2,3-d|-pyririiidin-2-yr)-bcnzoesaurcincihylcsler 
I4-(4-Fluorbenzyiarinno)-6-nilro-ihicno-[ 2,3-dl-pyriTiiidin-2-yl|-bcnzocsaureitieihylcsier; 
ii 4-(4-(,Milor-5,6-dinieihyl-ihicno-|2,3-d|-pyriniidin-2-yl)-benzocsaureiiicihylesier 
|4-(4-FkK:>rbenzylaruino)-5.6-dirne{!iyl-ihicno-|2,3-dl-pyrinndin-2-yl|-benzoesaurcrHClhylcsier; 
il 4-(4-Chlor-6-mnuonnelhyl-ihicno-| 2,3-d|-pyriiuidin-2-yl)-benzocsaLirciucihyIesier 
|4-(4-FlLK:>rbenzylaiiiino)-6-irinLK)rnicihyl-lhicno-|2,3-d|-pyriniidin-2-yr|-bcnzoesaurLMUc 
Analog crhiili man durch Umscizung von 3,4-Dichlorbcnzylamin 

il 4-(4-Chlor-6-mcihyl-!hicno-|2.3-dl-pyrimidin-2-yl)-bcnzocsaurcmclhylesicr 
|4-(34-Dichlorbcnzylaniino)-6-rncihyl-thicno-|2;3-d|-pyrirnidin-2-yl|-benzoesaurcniethyl^^ 
il 4-(4-Chk>r-5-nicihyl-ihicno-|2.3-dl-pyriinidin-2yl)-benzocsaurctuclhyleslcr 
|4-(34-l)ichlorbcnzylannno.)-5-niclhyl-ihicno-|2,3-d|-pyrifiiidin-2-yl|-bcnzocsaurcnicihylcsicr: 
il 4-(4-(,'"hior-5,6,7,8-lclrahydro-| 1 |-bcnzoihicno-I2.3-d|-pynmidin-2-yl)-bcnzocsaurcmcihylcslcr 
|4-(3,4-Dichlorbcnzylanuno)-5,6,7.8-icirahydro-| 1 j-benzoi hicno-j 2, 3-d j-pyri midin-2-yl j-benzoesaurciuclhylcsier: 
il 4-(4-(.'!hlor-5,6-cyclopenicno-lhicno-|2,3-d|-pyriniidin-2-yr)-benzocsaurcniclhylcslcr 
|4-(3,4-Dichlorbcnzylaniino)-5/)-cyc[opcnicno-ihicno-l2 jHl|-pyriniidin-2-yl|-bcnzocsaurciue!hyIcsicr; 
il 4-(4-Chlor-5,6-cyclohcpicno-ihicno-|2,3-d|-pyrinndin-2-yr)-benzocsaureineihylcsier 
|4-(3,4-Dich!orbenzy[ainino)-5,6-cyclohcpieno-thicno-|2,3-dl-pyriniidin-2-yl|-bcnzoesa^ hylosicr; 
il 4-(4-Chlor-6-clhyl-ihicno-|2.3-d|-pyritiiidin-2-yl)-bcnzocsaurenicrhylcs!cr 
|4-(34-DichIorbenzylaniino)-6-cihyl-thicno-|2.3-d|-pyrinndin-2-yl|-bcnzocsaurcriiclhyk 
il 4-(4-(J'hlor-6-chlor-diicno-| 2.3-d|-pyrimidin-2-yr)-benzoesaurcmclhylcslcr 
|4-(3.4-Dich lorbcnzylariiino)-6-chlor-ihicno-|2. 3-d j-pyri niidin-2-yl|-benzocsaurcmcihyIcsicr; 
i I 4- (4-( J h lo r- 5 - c h 1 or- 6- me I h y 1 - 1 h i c n o- 1 2 , 3 -d I - py ri m i di n - 2 - y 1 )- be n zoe s ii u rc mel h y Ic s l e r 
.(4-(3,4-dichlorbcnzylamino)-5-chlor-6-nieihyl-ihicno-|2,3-d|-pyrimidin-2-yl j-benzoesauremcihylcsicr; 
il 4-(4-(.'hlor-6-niiro-ihicno-| 2, 3-d j-pyri midin-2-yl)-bcn/oesaurcmelhylcsler 
|4-(34-Dichk)rbcnzylaniino)-6-niiro-ihicno-|2,3-(l|-pyririiidin-2-yl j-bcnzocsiiurciucihylcsicr: 
il 4-(4-Chlor-5,6-dimclhyl-lhicno-|2,3-dj-pyrimidin-2-yr)-bcnzoesaurcmcihyleslcr 
|4-(34-Dichlorbcnzylariiino)-5/)-dinicihylMhicno-|2J-d|-pyriniidin-2-yll-bcnzocs 
il 4-(4-Chlor-6-irinuoriiicihyl-ihicno-|2.3-dl-pyririiidin-2-yl)-bcnzocsaurcniclh 
4-|4-(34-D!chlorbcnzylainino)-6-lrinuortuclhyl-»hicno-|.2,3-d|-pyriinidin-2-yl|-bc 
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Analog erhah man durch Uinscizung von 3-Niirobcnz.ylaniin 
nui4-('4-Chlor-6-nicihyl-ihicno-|2,3-d|-pyriniidin-2-yi)-bcnzoesaurenieihyicsier 
4-|4-(3-Niirobenzylaiuino)-6-nicihyi-ihicno-|2,3-dl-pyriinidin-2-yl|-bcn/,oesaurer 
iiiit 4-(4-Chlor-5-nieniyl-ihicno-|2,3-dl-pyriniidin-2yi)-benzocsaurciiieihylcsier 
5 4-(4-C3-Niirobenzylaiuino)-5-iiiethyl-iliicno-|2.3-d|-pyriniidin-2-yl|-ben/.oesaurcuiiclhylcsicr^ 

niii 4-(4-Chlor-5,6,7.8-ieirahydro-| 1 |-benzoihieno-12,3-dl-pyriinidin-2-yr)-bcnzocsaureriie!hylcsicr 
4-|4-C3-Niirobenzylaniino)-5,6.7,8-ictrahydro-| I |-benzolhieno-|2,3-d|-pyrinndin-2-yl|-benzocsaurciue!hylcslcr: 
mil 4-(4-Chlor-5,6-cycloponicno-ihieno-12,3-dl-pyriiHidin-2-yl)-bcnzocsaurcFucihyIcsier 
4-|4-(3-Niirobenzylannno)-5.6-cyclopenicno-diicno-|2,3-(l)-pyriiHiclin-2-yl|-ben/.ocsaurenieihyl^^^ 

10 mil 4-(4-Chlor-5,6-cyclohcpicno-ihieno-|2,3-dl-pyririiidin-2-yl)-benzocsaurcnieihyIcster 

4-(4-(3-Niirobenzylan!ino)-5.6-cyclohcpieno-lhicno-| 2, 3-d l-pyriinidin-2-yl|-benzcK;saureineih^ 
mil 4-(4-Chlor-6-eihyl-lhieno-|23-d|-pyriniidin-2-yi)-benzoesaurciiicMhylesicr 
4-[4-(3-Niirobenzyla!uino)-6-eihyl-ihieno-(2.3-dl-pyri!iiidin-2-yl|-benzoesaurcnicihylcstcr: 
mil 4-(4-CMiIor-6-chlor-ihicno-|2,3-d|-pyriniidin-2-yi)-benzoesaureinethylesicr 

!5 4-|4-(3-Niirobcnzyla!uino)-6-chlor-ihieno-|2.3-dl-pyriniidin-2-yl|-benzocsaurciiielhylesicr: 
mil 4-(4-CMilor-5-chlor-6-riieihyl-ihicno-|2,3-(l|-pyriniidin-2-yl )-bcnzoesaurcnieihyicsicr 
4-|4-(3-Niirobcnzylaniino)-3-chIor-6-nicthyl-ihieno- (2,3-d|-pyriinidin-2-yl|-bcnzocsaurenicihylesier: 
mil 4-(4-C.Milor-6- nitro-ihicno- 1 2, 3-d |-pyririiidin-2-yr)-benzoesaureiuclhylestor 
4-[4-(3-Niirobcnzy[aniino)-6-niiro-ihieno-|2,3-dl-pyriinidin-2-yl|-benzocsaurenicMhylcsier; 

20 mil 4-(4-Chlor-5,6-diiueihyl-ihicno-f2,3-d|-pyriniidin-2-yl.)-bcnzocsaureriieihylos!cr 
4-[4-(3-Niirobcnzylaniino)-5.6-diineihyi-ihicno-|2/3-d|-pyriinidin-2-yl|-bcnz<)csa^^ 
mil 4-(4-Chlor-6-trifluoniiLMhyl-thieno-|2,3-d|-pyriinidin-2-yl)-bcn/oc\satireniclhyl^^ 
4-|4-C3-Nitrobcnzylaniino)-6-irinuoriiicihyl-ihieno-I2,3-dl-pyriiuidin-2-yl|-bcnzoesaureiu 
Analog crhaii man durcli Umsclzung von 3,4-McthylendioNyphcnclhylanun 

25 mil 4-(4-(,Milor-6-rnLMhyl-ihicno-|2,3-d|-pyriniidin-2-yr)-benzocsaurcnicihylcsiLT 

4-|4-(3,4-McMhylcndioxyphcncihylaiuino)-6-nicMhyl-ihieno-|2,3-d|-pyriiiiidin-2-yl|-bcnzocsaurc 
mil 4-(4-(,Milor-5-!ueihyl-ihicno-|2.3-d|-pyriniidin-2-yr)-bcnzoesaurcriicMiylesicr 

4-|4-(3,4-iMcihylcndioxypheneihy!aniino)-5-nielhyl-ihicno-|2,3-d|-pyriruidin-2-yl |-bonzocsaurcMuelhy[csler: 
mil 4-(4-Chlor-5,6,7,8-iclrahydro-il |-bcnzoihicno-|2.3-d|-pyrimidin-2-yl)-bcnzocsaurLMHCihylosicr 
30 4-|4-f3,4-MLMhylcndioxypheneihylaiuino")-5.6,7,8-tcirahvdro-| 1 |-bcnzoihicno-|2,3-d|-pyrimidin-2-yll-bcnzocsaurcme- 
ihylcslcr: 

mil 4-(4-ChIor-5,6-cyclopcnicno-lhieno-|2.3-dI-pyriiHidin-2-yl)-bcnzocsaurctuethylesicr 

4-|4-(3,4-\4LMhylendio\yphcnelhylannno)-5,6-cyciopenicno-thicno-|2,3-d|-pyriruidin-2-yl l-bcnzoesaurcnicihylosler: 
m i I 4- ( 4-C h 1 o r-5 , 6- c y c 1 ohepi e n o- 1 h i c n o- 1 2 , 3 - d I - p y ri mi di n- 2- y 1 } - be n zoes a u re me i h y le si cr 
35 4-|4-(3.4-MclhylondioxyphcncUiylannno)-5.6-cyclohcpieno-ihicno-|2,3-d|-pyriinidin-2-yl |-benzocsa 
mil 4-(4-Chlor-6-cihyl-ihieno-|2.3-dl-pyriniiciin-2-yl)-bcnzocsaurcinclhylcs!cr 
4-|4-(3,4-Meihylcndioxyplicnelhylaniino)-6-cthyl-lhicno-|2,3-d|~pyritiiidin-2-yl|-ben/oesaureni^^ 
mil 4-(4-Chlor-6-chlor-lhicno-|2,3-dl-pyrimidin-2-yl)-benzocsauremcihylcsicr 

4-|4-(3.4-N4elhylcndioxyphcnLMhylanuno)-6-chlor-ihieno-|2.3-dl-pyri!iiidi n-2-yIl-benzoesaurcMnelhylcslor: 
40 mil 4-(4-Chlor-5-chlor-6-nicihyl-ihienO'|2,3-d|-pyriniidin-2-yl)-benzoesaurciuclhylcsler 

4-|4-(3,4-Meihylcndioxyphcneihylannno)-5-chlor-6-riicihyl-ihieno-|2,3-d|-pyriTiiidin-2-yl|-bcnzt^^^^ 
mil 4-(4-Chlor-6-nitro-ihicno-| 2,3-d|-pyriniidin-2-yr)-benzoesaurcmeihylcsicr 

4-|4-(3,4-^lcMhylcndioxyplK'nclhylanlino)-6-nilro-thic^o-|2,3-(l|-pyriruidin-2-yl|-benzocsaurenlcthyl^ 
mil 4-(4-Chlor-5,6-dinieihyl-ihicno-| 2, 3-d |-pyriniidin-2-yl)-bcnzocsaurerncthylcsiLT 

45 4-|4-(3,4-Mcihylcndio\yphcncihylaniino)-5/^dinicihyl-thieno-|2,3-d|-pyriinidin-2-yl|-benzoesau 
mil 4-(4-C.Milor-6-mfluonncihyl-ihieno-|2,3-d|-pyrituidin-2-yl)-bcnzoesaure!iieihylcsler 
4-|4-(3,4-Meihylendioxypliencihylainino)-6-mnuonucihyI-ihicno-[2,3-d|-pyriiuidin-2-yl|- 

Analog erhiill man durch Umselzung von 3,4-Hihylcndioxybcnzylamin 
mil 4-(4-C.MiIor-6-rnelhyl-ihicno-|2.3-dl-pyriinidin-2-yl)-bcnzocsaurcn!cihylcsicr 

50 4-|4-(3.4-Hihylendioxyphcncihylainino)-6-nicihyl-ihieno-|2,3-d|-pyriniidin-2-yI|-bonzcx*^ 
mil 4-(4-CMilor-5-n!eihyl-thieno-|2,3-d|-pyriniidin-2yr)-ben/ocsaurcnitMhylesicr 
4-|4-(3,4-l{thylcndioxyphcnclhylaniino)-5-nicihyl-ihicno-|2,3-d|-pyriniidin-2-yl|-bcnzoesaLireni^^ 
mil 4-(4-Chlor-5.6,7,8-lLMrahvdro-| 1 l-bcnzoihicno-|2.3-d|-pyrimidin-2-yl)-bcnzocsaurcmciliylcsicr 
4-|4-(3,4-lV|hylcndioxyphcneihylainino)-5.6 J.8-ieirahydro-i 1 l-benzoihicno-| 2,3<ll-py 

55 ihylosier: 

mil 4-(4-Chlor-.'S,6-cyclopcnicno-lhicno-|2,3-d|-pyriruidin-2-yl)-bcnzocsaurcnieihylosier 
4-|4-(3,4-nihylcndio-phencihylaniino)-5,6-cyclopcnleno-lhicno-|23-d|-pyriniidin-2- 
mii 4-(4-Chlor-5/)-c\vclohopieno-ihicno-|2.3-dl-pyriiuidin-2-yr)-benzoc\saurciiioihylcsicr 
4-|4-(3.4-l{ihylendioxypheneihy!aniino)-5,6-c\vcloheplcno-ihieno-|2,3-d|-pyriiiiidin-2-yll-benzcx'^ 
60 mil 4-(4-Cblor-6-oihyl-ihicno-|2,3-d|-pyrimidin-2-yl)-bcnzoesauremeihylcsicr 

4-f4-(3.4-liihylcndioxyphcncMhylaniino)-6-eihyI-ihicno-|2,3-dj-pyrinudin-2-yll-bcnzoesaurciueihyles 
mil 4-(4-Chlor-6-chlor-lhicno- 1 2, 3-d |-pyriiuidin-2-yl)-benzocsauremeihyicsicr 

4-|4-(3.4-Elhylcndioxyphcnelhylaniino)-6-clilor-ihicno-|2,3-d]-pyriniidin-2-yl 1-bcnzocsaurciiieihylesier; 
mil 4-(4-Chlor-5-chlor-6-iiicihyl-ihicno-| 2,3-d|-pyrimidin-2-yl)-bcnzoesaurcmcihylcsicr 
65 4-|4-(3,4-l{ihylendioxyphcncihylaiiiino)-5-chlor-6-niclhyl-ihieno-|2.3-d|-pyriinidin-2-y 
mil 4-(4-C1ilor-6-niiro-ihicno-|2,3-d|-pyriiuidin-2-yl)-benzocsaureiiicihylcsicr 
4-|4-(3,4-l{ihylcndioxyphencihylainino)-6-niiro-ihicno-|2,3-d|-pyriinidin-2-yl|-b 
mil 4-(4-Qilor-5,6-dinieihyl-ihicno-|2,3-d|-pyriiindin-2-yl)-benzocsaurcniclhylcslcr 
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4-|4-(3,4-i;{ihylendioxyplicneihylaiuino)-5/)-diniLUhyl-ihiono-|2,3-cl|-py 
mil 4-(4-Chlor-6Mrinuonncihyl-ihicno-|2,3-d|-pyrinu(iin-2-ylht5'-'n/x)es^ 
'4-|4-(3.4-Hihylcndioxyphcncihylaiiiino)-6-irinuonueihyl-lhicno-|2.3-^^^ 

Analog crhal! man durch Umseizung von Phcnelhylainin 
mil 4-(4-Clilor-6-mclhyl-lhieno-|'2.3-d|-pyrif\iidin-2-yl)-ben^oesaurenicihyleslcr 
4-(4-Phcneiliylaiiiino-6-riicihy!-lhieno-|2,3-d|-pyriniidin-2-yI)-benzocsaiirci^ 
mil 4-(4-Chlor-5-nieihyl-ihicno-|2,3-d |-pyrimidin-2yl)-bcn/.ocsaLircmcihylcsier 
4-(4-Phencihylaniino-5-nioihyl-ihicno-|2,3-(i|-pyriniidin-2-yl)-bcn/Aiesaureincih 
mil 4-(4-Chlorv'S/j J,8-icirahydroH 1 |-bcn7\)ihicno-|2,3-d|-pynniidin-2-yl)-bcnzoesaLir^^ 
4-(4-Phcnciliylamino-5,6,7,8-tcirahydro-| 1 |-bcn7X)ihicno-|2.3-d|-pyrinudin-2-yl)-bcn/.ocsaurc!iiclhylesier; 
mil 4-(4-CMnlor-5,6-cyclopcnicno-thieno-|2,3-d|-pyri!uidin-2-yl)'bcn/ocsaurcincihylcslcr 
4-(4-Phcncihylaiuino-5,6-cyclopen(cno-!hicno-|2.3-d|-pyriiiiidin-2-yl)-bcn7A^csa 
mil 4-(4-Chlor-5,6-cyclohepieno-thieno-|2,3-d|-pyriiuidin-2-yl)-benzocsaurcrue!hylesler 
4-(4-Phencihylaniino-5,6-cyclohepieno-ihicno-|2,3-d|-pyriniidin-2-yl)-bcnzocsaurc!nci^ 
mil 4-(4-Chlor-6-eihyl-ihieno-|2,3-dl-pyriinidin-2-yl)-bcnzocsaurcruclhylestcr 
4-(4-Phcnclhylamino-6-oihyl-ihieno- [2, 3-d |-pyrimidin-2-yI)-benzocsaLircmeihylesicr; 
mil 4-(4-CMilor-6-chlor-lhicno-|2,3-dj-pyriiuidin-2-y[)-benzoesaurctueihylcslcr 
4-(4-Phcne(hylaniino-6-LMilor-ihicno-|2,3-(l|-pyriiuidin-2-yl)-bcnzocsaurciiiLMhylcsi^ 
mil 4-(4-Chior-5-chlor-6-iiieihyl-ihicno-|2,3-d|-pyrin!idin-2-yi)-bcnzocsaurerncihyl^ 
4-('4-Phcnci hylaniino-5-chlor-6-iiiLMhyl-ihicno-| 2,3-d |-pyriniidin-2-yl)-bcnzocsauixM^ 
mil 4-(4-Chlor-()-niiro-lhicno-|2,3-d|-pyriiHidin-2-y[)-bcnzocsaurciueihylcsicr 
4-(4-Phcnclhylaiiiino-6-nilro-ihieno-|2,3-d|-pyriinidin-2-yl)-bcnzoesaurLMiiLMhyleslcr; 
mil 4-r4-Clilor-5,6-diinLMhyl-lhicnO"|2,3-d|-pyririudin-2-yl)-bcnzoL\saurciiieihylesicr 
4-(4-Phcnclhylaniino-5/)-dinicihyl-ihieno-|2,3-d|-pyninidin-2-yl)-benzocsaLircin 
mil 4-(4-('hlor-6-lrilUK?rnicihyl-ihicno-[2,3-d|-pyriiiii(lin-2-yl)-bcnzocsaurenieihylcsier 
4-(4-Phcnclhylainino-6-irilUiornielhyl-lhicno-|2,3-dl-pyriinidin-2-yl)-bcnzocsaur^^ 
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Einc Losung aus 1,1 g 4-r4-(3.4-Mcihylendioxybcnzylaniino)-6-nicMhylihicno-|2,3-d|-pyriiindin-2-yl|-benzocs^^^ 30 
mclhylcsicn 30 ml 2N NaOH und 30 ml 'Iclrahydrofuran wird 6 Siundcn auf 100" crwarmi. Nach Abkiihicn und Ansiiu- 
crn der T.osung mil 20%igcr HCI wird vvic iiblich weiler aurgcarbciici. Man erhali 0,75 g 4-|4-(3.4-Mclhylcndioxybcn- 
zylamino)-6-methylihicno-| 2,3-d|-pyrimidin-2-yl l-bcnzocsaurc. %- 

Analog crhalt man aus den in BeispicI 5 crhaliencn Eslern die nachstclicnden (.'arbonsauren 
4-|4-(3,4-Mclhylenclioxybenzyl)-5-iiicihyI-ihicno-|2,3-dl-pyriniidin-2-yl|-bcnzocsaure: 35 
4-|4-(34-Mcihv!endioxybcnzylaiuino)-5.6,7,8-tclrahydro-| 1 |-benzol hicno-| 2,3-d |-pyrimidin-2-yl 1-benzoesaurc, .Dihy- 
drai. F. 249'*; ' ' * * * ' ^. ' 

4-|4-(3,4-Mc(hylendioxybenzylaiiiino)-5,6-cyclopcnieno-ihicno-|2,3-d|-pyriTHidin-2-yl|-bcnzocsa 
4-|4-(3,4-Mcihylcndio)-bcnzylaniino)-5,6-cyclohcpicno-ihicno-|2,3-dl-pyri!uidin-2-yl|-bcn*^^ 

4-|4-(3.4-Meihylcndioxybenzylatiiino)-6-clhyl-ihicno-|2,3-(i|-pyriniidin-2-yl|-bcnzoosaure: 40 
4 - 1 4- (3 ,4- Me I h y 1 e n (ii o \ y b e n zy 1 an 1 i no) - 6 - propy I - 1 h i c n o- 1 2 , 3 -<i I - py ri n I i (ii n - 2 - y 1 1 - be n zoes a li re ; 
4- 1 4- ( 3 ,4- Me I h y 1 e ndi o X y be n z y 1 a m i no) - 6 - c li I o r- 1 li i e no- 1 2 , 3 -ci I - p y ri mi di n - 2- y 1 1 - be n zoe s a u re : 
4-I4-(3.4-IV4ethylendioxybenzylaiuino)-^-chlor-6-nie(hyl-lhieno-|2,3-di-pyriiindin-2-yl |-benzocsaiirc: 
4-|4-(3.4-lVIethylendioxybenzylamino)-6-niiro-ihieno-|2,3-d|-pyrimidin-2-yl l-benzoesiiure: 

4-|4-(3,4-Methylendioxybenzyla!nino)-5,6-dinielhyl-ihieno-|2,3-d|-pyriniidin-2-yl|-benzoesaLire: 45 
4-|4-(3,4-MeihylendioxybcnzylaiMino)-6-lrilUjonucihyl-lhieno-|2,3-d|-pyriniidin-2-yi|-benzoesau 
4-|4-(3-Chlor-4-ruclhoxybenzylaiiuno)-6-nicihyl-ihicno-12.3-d|-pyriiHi(iin-2-yil-benzocsaure: 
4-|4-(3-Chior-4-rnclhoxybenzylainino)-5-tnoihyl-thieno-|2,3-d|-pyriiuidin-2-yl|-bcn^^^^ 
4-|4-(3-C,Milor-4-n!eihoxybenzylarnino)-5,6,7,8-tclrahydro-| 1 |-benzothicno-|2.3<ll-pyri!i^ 

4 - 1 4- (3 -( J h I o r-4- m e I ho X y be n zy I a 111 i no)- 5 , 6 -c y c 1 o pe n l e n o- 1 h i e no- 1 2 , 3 -d |- p y ri mi d i n- 2 - y 1 1 - be n zoe sii u re : 5«) 
4-|4-(3-Chlor-4-meihoxybenzylamino)-5,Cj-cyclohepieno-ihieno-| 2,3-d|-pyrimidin-2-yI |-benzoesaure; 
4-|4-(3-Chlor-4-riieihoxybenzylaniino)-6-eihyl-ihieno-|2.3-d|-pyriniidin-2-yi l-benzoesiiure: 
4-|4-(3-Chlor-4-iueihoxybenzylaniino)-6-chlor-(hieno- 1 2, 3-d |-pyriiiiidin-2-y I l-benzoesiiure: 
4-|4-(3-Chlor-4-meihoxybenzylamino)-5-ehlor-6-melhyl-lhieno- |2,3-d|-pyrimidin-2-yl|-benzoosaurc: 

4-|4-(3-Chlor-4-nieihoxybenzylaiuino)-6-niiro-ihicno-|2,3-cl|-pyriinidin-2-yl|-benzoesaurc: 55 
4-|4-(3-Chlor-4-!uclhoxybenzyla!iuno)-5,6-diriioihyl-lhicno-|2,3-d|-pyriiiiidin-2-ylI-b 
4-|4-(3-Chlor-4-iiieihoxybenzylaiuino)-6-innuonueihyl-lhicno-|2,3<l|-pyriniidin-2-y 
4-|4-(3,4-Dimelhoxybenzylamino)-6-mciliyl-ihieno-|2.3-d|-pyTinndin-2-yl l-benzocsiiurc: 
4-|4-(3.4-Dimeihoxybenzylamino)-5-meihyl-iliieno-|2.3-dl-pyrimidin-2-yl |-benzoesaure: 

4-|4-(3.4-Diriie(hoxybenzylaiiuno)-5,6,7,8-ie!rahydro-| 1 |-benzoihieno-2;3-d|-pyririiidin-2-yr|-benzoesaure 60 
4-|4-(3,4-Dinieihoxybenzylaiiiino)-5.6-cyclopenleno-lhieno-|2.3-d|-pyriiiiidin-2-yl|-benzoesaure: 
4-|4-(34-Diiiielhoxybenzy lainino)-5,6-cyctohepieno-ihieno- 1 2.3-d|-pyriniidin-2-y I l-benzoesiiure: 
4-|4-(3.4-Diineihoxybenzylariiino)-6-clhyl-lhieno-|2,3-d|-pyriinidin-2-yl|-benzoesiiure; 
4-14-(3.4-Diiiiclhoxybcnzylaiuino)-6-chior-ihieno-|2,3-d|-pyriiuidin-2-ylI-benzoesaure; 

4-|4-(3.4-DiiucilK)xybcn7.ylaiiiino)-5-ciilor-6-nieihyl-ihicno-|2.3-d|-pyriinidin-2-yl|-bcnzocsa^^ 65 
4-|4-(3.4-Diiucihoxybenzylaiuino)-6-niiro-lhicno-|2,3-d|-pyriniidin-2-yl|-benzoesaurc: 
4-|4-(3,4-DiincilK)xybenzylainino)-.5,6-diiiiethyl-ihicno-|2,.Vd|-pyriinidin-2-yl|-bcn/m'sa 
4-|4-(3,4-Diiiiclhoxybcn7.ylaiiiino.)-6-lrifluoriueihyi-thicno-|2,3-d|-pyriniidin-2-yl^ 
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4-(4-Bcnzylaiuino-6-incihyl-ihieno-|2.3-d|-pyriiiiidin-2-yI)-benzoesaure 
4-(4-Benzylaiiiino-5-nicihyl-lhieno-|2,3-d|-pyriniidin-2-yl.Vbcnzocsaure: 

4-(4-Bcnzylaniino-5,6,7.8-teirahydro-| I l-bcnzothieno-|2.3-d|-pyriniidin-2-yl.)-bcnzoesaure,R > 270'^; 

4-(4-Benzylaniino-5,6-cyclopenteno-lhieno-I23-dl-pyriniidin-2-yl)-benzocsaurc: 
5 4-(4-Bcnzylaiuino^5,6-cyclohcpieno-lhieno-|2.3-d|-pyriruidin-2-yl)-bcnzocsaure: 

4-(4-Benzylaiiiino-6-cihyl-ihicno-| 2. 3-d |-pyriiiiidin-2-yl)-bcnzoesaurc: 

4-(4-Bcnzylamino-6-chlor-ihieno-|2,3-d|-pyriniidin-2-yn-bcnzoesaurc: 

4-(4-Bcnzylainino-5-ch!or-6-iiieihyl-ihieno-|2,3-dl-pyriniidin-2-yl)-bcnzocsaurc: 

4-(4-Bcnzylainino-6-nitro-ihieno-|2,3-dI-pyriiuidin-2-yl)-bcnzocsaure; 
10 4-(4-Benzylariuno-5,6-diiiicihyl-ihicno-|2,3-d|-pyrinndin-2-yi)-benzoesaurc: 

4-(4-Bcnzylariiino-6-irittuorinelhyl-ihieno-|2,3<il-pyriiiiidin-2-yl)-benzoesaurc; 

4-|4-(4-Fluorbenzylainino)-6-iiieihyl-lhieno-|2,3-dl-pyriniidin-2-yll-bcnzocsaure; 

4-|4-(4-FluorbenzylaTiiino)-5-riiethyl-ihieno-|2J-dl-pyriniidin-2-yl-bcnzoesaure: 

4-|4-(4-FluorbenzylaiHino)-5,6,7,8-ictrahydro-f I l-bcnzoihicno-|2.3-d|-pyriniidin-2-y[ 1-bcnzoosauro: 
15 4-|4-(4-FluorbenzylarHino)-5,6-oyclopcnicno-ihicno-|2.3-d|-pyrinudin-2-yl|-bcnzocsaurc; 

4-|4-(4-i'luorbcnzylaiuino)-5,6-cyclohepieno-ihieno-|2,3-dFpyriinidin-2-yll-bcnzocsaurc; 

4-|4>(4-Fluorbcnzylaniino)-6-cthyl-lhieno- |2.3-d|-pynmidin-2-y(|-bcn/ocsaLirc; 

4-|4-(4-Fluorbenzylaniino)-6-chlor-lhieno-|2.3-d|-pyriniidin-2-yl|-bcnzot*sauri;: 

4-|4-(4-Fluorbenzylaniino)-5-chlor-6-iucihyl-ihiono-|2,3-d|-pyriiiiidin-2-yl|-benzw^ 
20 4-|4-(4-FluorbenzyIainino.)-6-ni!ro-ihiono-|2,3-dl-pyriiuidin-2-yl|-bcnzcH!saure 

4-|4-(4-Fluorbcnzylaiiiino,)-5/)-dinicihyl-ihicno-|2,3-d|-pyriiuidin-2-yl|-bcnzocsaurc^ 

4-|4-(4-Fiuorbenzylaiinno)-6-lrinuoniicthyI-ihicno-|2,3-d|-pyriiiiidin-2-yl|-bcnzoe^ 

4-|4-(3.4-]3ichlorbenzylaniino)-6-nicihyl-ihicno-|2.3-dFpyriniidin-2-yl |-bcnzocsaure: 

4-|4-(3,4-13ichlorhcnzylaiiiino)-^i-iULMhyl-ihicno-|2.3-clFpyriiniclin-2-yl|-bcn/oc 
25 4-|4-(3.4-Dichlorbcn/ylaiHino.)-5,6,7,8-icirahydro-| I |-bcnzoihicno-|2.3-d|-pyniiiidin-2-yl |-benzocsaurc; 

4-|4-(3,4-Dichlorbcnzylainino)-5,6-L\vclopcntcno-ihicno-|2,3-d|-pyriFiiidin-2-yl |-benzocsaurc: 

4-|4-(3,4-lDiclilorbcnzylainino.)-3X)-cycMohcplcnoMhicno-|2,3-d|-pyriinidin-2-yl|-benzocsa^ 

4-|4-(3.4-DicMilorbcnzylainino.)-6-cihyl-ihicno-|2.3-d|-pyriiiiidin-2-yl|-benzocsaLi^ 

4-|4-(3,4-Dichlorbcnzylainino.)-6-chlor-ihicno-| 2,3-d |-pyriiiiidin-2-yl l-bcnzocsaur^^ 
30 4-|4-(3.4-DiLMilorbenzylaniino.)-5-chlor-6-iULMhylMhieno-|2,3-d|-pynnnciin-2-yll-bcnzoesauro 

4-|4-(3,4-Dichlorbonzylaiiiino.)-6-niiro-!hiono-|2J-d|-pyriniidin-2-yl|-benzoesa 

4-|4-(3,4-Dichlorbcnzylamino)-5,6-dinie(liyl-ihicno- |2,3-d|-pyrinudin-2-yl |-bcnzoesaurc: 

4-|4-(3,4-Dichlorbcnzylamino,)-6-irinuormcihyl-ihieno- |2,3-dFpyriiuidin-2-yl |-bcnzoesaure: 

4-|4-(3-NiirobenzyIaiuinoj-6-niethyl-ihicno-|2,3-dFpyriniidin-2-ylFbcnzoesaLire; 
35 4-|4-(3-NiirobcnzylaiHino)-5-iiicihyl-ihieno-|.2,3-d|-pyriniidin-2-yl|-bcnzoesau 

4-|4-(3-Niirobcnzylannno^5,6,7,8-iciraliydro-| 1 |-benzoihieno-|2,3-d|-pyriiiiidin-2-yl |-bcnzoesaure: 

4-|4-(3-Nilrobenzylaniino)-.S,6-cyclopcnicno-lhieno-|2,3-d|-pyriiiiidin-2-yl|-bcnzoesaLirc; 

4-|4-(3-Nilrobenzylaiuino)-5,6-cyclohepleno-ihicno-|2.3-dFpyriinidin-2-yI|-bonzoesau 

4-|4-(3-Niirobcnzylaiiiino)-6-el liyl-ihieno-|2.3-d|-pyri!iiidin-2-yl l-benzoesiiurc; 
40 4-|4-(3-Niirobenzylaiuino>6-chlor-ihicno-|2.3-d|-pyriniidin-2-ylFbcnzocsaure: 

4-|4-(3-Nilrobcnzylaiuino)-5-chlor-6-iiiLMhyl-ihicno-|2.3-cl|-pyrin!idin-2-yl Fbenzocsaurc: 

4-|4-(3-Niirobenzylaiuino)-6-nitro-thiono-|2,3-d|-pyriiiii(iin-2-ylFbcnzoesaurc: 

4-|4-(3-Niirobcnzylaniino>5,6-dinicihyl-ihicno-|2.3-dl-pyrirnidin-2-yl l-bcnzocsaurc: 

4-(4-(3-Niirobcnzylaniino)-6-lrilUionuLMhyl-lhicno-|2,3-d|-pyriiHidin-2-y[|-bcnzocsaure; 
45 4-|4-(3.4-N1cihylondio\yphcnclhylainino)-6-nicihyl-ihicno-|2,3-d|-pyriniidin-2-yll-benzocsaurc 

4-|4-(3,4-Meihylendioxyphenelhylainino)-5-nicibyl-Uiicno-|2,3-d|-pyriniidin-2-yl|-bcnzoe^^ 

4-|4-(3,4-MeihylendioxyphencthylaiHino)-5.6J,8-tetrahydro-| 1 |-bcnzoihicno-r2,3-d|-py 

4-|4-(3,4-Meihylendioxyphcne!hylaniino)-5.6-cyclopcnicno-ihicno-| 2,3-dl-pyriiiiid 

4-|4-(34-Mcihylendioxyphenclhylaiiiino>5/)-cyclohcpicno-ihicno-|2,3<iFpyririiid^ 
50 4-[4-(3.4-MLMhylendioxyphcncthylaiuino)-6-cihyl-ihicno- 1 2, 3-d Fpyriniidin-2-y I Fbenzocsaurc; 

4-|4-(3,4- Mclhylcndioxyphcncihylaiiiino)-6-ch lor- ihicno- 1 2. 3-d l-pyriinidin-2-yi Fbenzocsaurc; 

4-|4-(3,4-Mcihytcndioxyphcncihylaiuino)-5-ch!or-6-mcihyFihicno- |2.3-dFpyriiiiidin-2-yll-benzocsaurc; 

4-|4-(3.4-Mcihyicndioxyphenclhylannno)-6-nitro-lhicno-|2,3-dFpyriniidin-2-yl Fbenzocsaurc; 

4-|4-(3,4-Mcthylcndioxyphcncthylainino)-5.6-dinicthyFihicno-|2.3-d]-pyriniidin-2-ylFbenzoesa 
55 4-|4-(3,4-Mcthylendioxyphcncihylaiuino)-6-!rinuonnc!hyl-ihicno-|2,3-d|-pyriinidin-2-ylFbcnzoesa 

4-|4-(3,4-Fjhylendioxyphcncihylaiuino)-6-iiieihyFihicno-|2,3-d,Fpyriniidin-2-yl]-b 

4-(4-(3,4-Fihylcndioxyphcncthylainino)-5-iiicihyFihicno-| 23-d Fpyriniidin-2-y I Fbenzocsaurc; 

4-(4-(3.4-Hihylendioxyphcncihylanuno)-5.6.7.8-lctrahydro-| 1 Ft»^*nzoihicno-|2.3-dl-pyri!uidin-2-yl Fbenzocsaurc; 

4-[4-(3,4-Fihylcndioxyphencihylaniino)-5,6-cyclopcnicno-ihicno-|2,3-dFpyriniidin-2-yl |-benzocsaurc; 
60 4-|4-(3.4-HlhylcndioxyphenelhylariiinoF5,6-cyclohepicno-lhicno-| 2,3-dFpyrimidin-2-yl Fbenzocsaurc; 

4-|4-(3,4-F!lhylendioxyphcneihylamino)-6-e!hyl-ihieno-| 2. 3-dl-pyrinndin-2-y I Fbenzocsaurc; 

4-|4-(3,4-Ethylendioxyphcnclhylaniino)-6-chlor-ihieno-(2,3-dFpyriniidin-2-yl Fbcnzocsiiurc; 

4-|4-(3.4-HihylcndioxyphcncihylaiiiinoF5-chlor-6-iiicihyi-ihicno-|2.3-dl-pyriruidin-2-yl Fbenzocsaurc; 

4-|4-(3,4-FihylendioxyphcncihylaiiiinoF6-niiro-ihieno- 1 2,3<iFpyriniidin-2-yl Fbcnzocsiiurc; 
65 4-|4-(3.4-HihyIendioxyphcneihylaiuinoF5,6-diiiicihyFihicno-|2,3-dFpyriinidin-2-ylFbcn 

4-|4-(3.4-Hlhylendioxyphcncihylaiiiino)-6-irinuonHcihyFihieno-|2,3-dFpyriniidi 

4-(4-Phcneihylainino-6-iiic(hyFihicno-|2,3-dFpyriniidin-2-yrFbcnzocsaurc; 

4-(4-Phcncihylaiiiino-5-nicihyFihicno-|2.3<ll-pyriniidin-2-yl)-bcnzocsaurc; 
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4'(4-Phcncihylamino-5,(),7,8-icirahydro-| 1 |-bcnyA)lhicno-|2,3-d|-pyriniidin-2-yl)-bcnzocsaurc: 
4-(4-Phcncthylaniino-5,6-cyclopenicno-thicno~ |2.3-fl|-pyrimidin-2-yr)-ben'/ocsaurc: 
M-(4-PhcneUiylainino-5,6-cycloliepieno-iliicno-[2.3-d|-pyrinndin-2-yl)-benzocsa^^ 
4-C4-Phencihylaiiiino-6-cihyl-ihieno-|2,3-d|-pyriniidin-2-yl)-bcn/.ocsau^ 

4- (4- Phc ne» hy ian i i no-6-ch I or- 1 hie no- 1 2 .3 -d | - py ri n ii d i n - 2 - y I ) - be nzocsau rc ; 5 

4-(4-Phcncihylaiiiino-5-chlor-6-iucihyl-Uiicno-|2,3-d|-pyrirnidin-2-yl)-ben/.ocsaurc; 

4-(4-Phcncihylaniino-6-niirO'ihicno-|2.3-d|-pyrinudin-2-yl")-bcnzocsaurc: 

4-(4-Phcneihylaniino-.'S,()-diiiicMhyl-tliicno- |2.3-d|-pyrimidin-2-yl)-bcn/.oesaurc: 

4-(4-Phcncihylaniino-6-lri(UK)r!ucMhyl-ihicno-|2,3-d|-pyriniidin-2-yl)-bcn/ocsau 

Analog Bcispicl 5 crhali man untcr Vcrwcndung von 3-CyanbenzoesaurenicthylesicT und anschlicIScnder Hydrolysc lO 
die Vcrbindung 3-|4-(3,4-lVIe!hylcndioxyben/ylarnino)-5,6 J,8-tclrahydro-| I j-bcnzoihicno-[^^ 
zoesaure. 

Bcispicl 7 

15 

Analog Bcispicl 5 und 6 cdial! man unicr Verwendung der cnisprcchcndcn 4-Cyancylohexancarbonsaurccsier die 

n ac h s I c he n dc n C a rbo n s ii u re n : 

4-|4-(3,4-Mediylcndioxybenzylaritino)-6-nieihyl-ihieno-|2,3-d|-pyrii)iidin-2-yl l-cyclohexanearbonsiiure; 
4-|4-(3,4-Methylendioxybenzyl>3-rHeihyi-ihieno-|2,3-d|-pyriiiiidin-2-yl|-eyclohexanearbonsaure: 

4-|4-(3,4-Melhylendioxybenzyiannno)-5.6,7,8-ie!rahydro-| 1 |-ben/xMhicno-|2,3-d|-pyrinii(lin-2-yl^ 20 
siiure: 

4-|4-(3,4-MediyIendioxybenzylaiiiino)-5.6-eyeIopcn!eno-ihieno-|2,3-d|-pyriniidin-2-yl|-eyeloiicxanearbonsa 

4-|4-(3,4-\4elhy!cndioxybenzylaniino)-5,6-eyclohepieno-ihieno-|2,3-d|-pyriniidin-2-yl|-eyelohexa^ 

4-|4-(3,4-Melhy!endioxybenzyIaniino)-6-eihyl-ihieno-|2.3-d|-pyriiuidin-2-yl|-eyelohexanearbonsauiv: 

4-|4-(3,4-Melhylcndioxybenzylaiuino)-6-chlor-ihieno-|2,3-ci|-pyriinidin-2-yl |-cyclohexancarbonsaure: 25 
4-|4-(3,4~Meihylcndioxybenzylaniino)-.'S-chIor-6-rueihyl-ihieno-|2,3-dl-pyriiiiidin-2-yl|-cyc!ohexa^ 
4-|4-(3,4-IVTe>hylcndioxybenzylamino)-6-niiro-thieno-|2,3-d|-pyriniidin-2-yl |-eyclohexancarbonsaure; 
4-(4-("3,4-\4cihylcndioxybenzylanuno;)-.'S,6-difiielhyl-lhienoH2,3-d|-pyriniidin-2-yl|-cyc!ohexancar^ 

4-|4-("3,4-Melhylentiioxybenzylaniinoh6-irinuonneihyl-ihieno-|2,3-d|-pyrinudin-2-yl|-cyclohcxa . 
4-|4-(3-Chlor-4-nieiho-benzylan\ino)-6-!ueihyl-thieno-|2,3-d|-pyriniidin-2-yl|-eyelohexancarbonsa^^ :50 . 

4-|4-(3-Chlor-4-iueihoxybenzylaiHino)-5-Tiieihyl-thieno-|2.3-d|-pyriinidin-2-yl|-eyeloiiexanearbons 
4-r4-(3-Chlor-4-me!hoxybenzylamino)-5.6.7,8-iclrahydro-| 1 |-benzoihieno-|2,3-d|-pyrimidin-2-yll-eyclohexancarbon- 
siiure: - 
4-(4-(3-Chlor-4-iHeihoxybenzylaniino)-5,6-cyclopenieno-thieno-| 2,3-d|-pyririudin-2-yl |-cyc!oliexancar . . 

4-(4-(3-(.""hlor-4-nielhoxybenzylaniino)-5/)'eyclohepieno-thieno-|2,3-d|-pyriniidin-2-yl l-cyclohexancarbonsiiure; 35 
4-|4-(3-(.Milor-4-nieihoxybenzylaniino)-6-eihyl-Uiieno-|2,3-d|-pyriinidin-2-yl|-eyelohexancarbonsaure: - 
4-|4-(3-Chlor-4-mellioxybenzyiaMiino.)-6-ehior-lhieno-|2,3-d|-pyrinndin-2-yi |-eyclohexancarbonsaure; ... 
4-|4-(3-CUilor-4-iHeliioxybenzylaiHino)-5-ehlor-6-iiie!hyl-ihieno-|2,3-d|-pyriiuidin-2-yl|-cyclohexan 
4-(4-(3-Chlor-4-mcihoxybenzylamino,)-6-niiro-!hieno-| 2,3-d|-pyrimidin-2-yl |-cyclohexanearbonsaure; 

4-|4-(3-Chlor-4-nielhoxybenzylaniino)-5.6-dirHelhyI-niieno-|2.3-dl-pyriiiiidin-2-yl|-cyelohcxanearbonsa 40 . ^ 

4-|4-(3-(,Uilor-4-iuelhoxybenzyianiino)-6-trinuonueihyl-ihieno-|2,3-d|-pyriniidin-2-yl|-eyclohexanL^^ 

4-|4-(3,4-Dirnethoxybenzylainino)-6-ruethyl-lhieno-| 2;3-(i|-pyriiiiidin-2-yl|-eyelohexanearbonsaure: 

4-|4-(3,4-Dimeihoxybenzylamino)-5-nic(hyl-ihieno-|2,3-d|-pyrirnidin-2-yl |-cycIohcxancarbonsaure; 

4-|4-(3.4-Dimeihoxybenzylaminoj-5,6,7,8-ieirahydro-| 1 |-bcnzoihicno-| 2.3-<i|-pyriniidin-2-yl )-cyclohexancarbonsaure: 

4 - 1 4- (3 ,4- D i I vie i hox y be n z y 1 a n i i no.) -5 ,6 - c y c I o pe n i c n o- 1 hie no- 1 2 , 3 -cl | - py ri r u i di n - 2- y I ] - cy c I o he x a n c ar bon siiu re ; 45 

4-|4-(3,4-Dinie(hoxybenzylainino)-5/)-cyclohepieno-lliieno-|2,3-d|-pyririiidin-2-yl|-eyclohexancarbonsa^^ 

4-|4-(3,4-Dimelhoxybenzylamino)-6-eihyl-ihieno- 1 2,3-d|-pyrituidin-2-yl |-eyelohexancarbonsaure: 

4-i4-(3,4-Dimeihoxybenzylamino)-6-chlor-ihieno- |2,3-dl-pyrimidin-2-yl|-eyclohcxancarbonsaure: 

4-i4-(3,4-DiiiieJhoxybenzylaniinohf^-chior-6-riiethyl-thicno-|23-dl-pyrii)iidin-2-yiJ^ 

4-|4-(3,4-DitvieMioxybenzyla!nino)-6-niiro-ihieno-|2,3-d|-pyritnidin-2-yl|-cyclohcxancarbonsaure; 50 

4-|4-(3,4-Diiiieihoxybenzylannno)-5X)-cliiiiethyl-ihieno-|2,3-d|-pyritiiidin-2-yl|-eyclohcxanca^ 

4-|4-(3,4-Dinieihoxybenzylaniino)-6-lril]uorrneihyl-ihieno-|2,3-d|-pyrinudin-2-yl|-cyclohcxancarbonsaurc; 

4-(4- Benzylamino-6-meihyi-ihieno- |2,3-d|-pyrimidin-2-yr)-cyelohexanearbonsaure: 

4-(4-F^enzylamino-5-meihyl-ihieno-|2,3-d|-pyriiiiidin-2-yr)-eyclohexancarbonsaure: 

4-(4-Benzylamino-5,6,7,8-lelrahydro-| 1 |-benzoihieno-|2,3-d|-pyriniidin-2-yl)-cyelohexanearbonsaure; 55 

4-(4-Bcnzylainino-5,6-cyelopcnteno-lhieno-|2,3-dl-pyriniidin-2-yl)-eyclohexancarbonsaurc: 

4-(4-Benzylainino.)-5,6-cyclohcplcno-lhieno-|2,3-d|-pyriniidin-2-yl)-cyclohcxancarbonsaurc: 

4-(4-IJcnzylanuno-6-eihyl-thicno-r2,3-d|-pyriniidin-2-ylVcyclohcxan-carbonsaurc: 

4'(4-Benzy!ainino-6-ehIor-ihieno-|2.3-d|-pyrimidin-2-yl)-eyciohcxan-carbon.saure; 

4-(4-Benzylariiino-5-chlor-6-riielhyl-ihieno-|2,3-d|-pyririiidin-2-yl)-eyclohexancarbonsaure; 60 
4-(4-Bcnzylamino-6-nilro-ihieno-12.3-dl-pyrimidin-2-yl)-cyclohexanearbonsaure: 
4-(4-BcnzyiaiHino-5,6-dimelhyi-lhieno-|2,3-dl-pyrimidin-2-y0-cycIohexancarbonsaLire: 
4-(4-[k^nzyianiino-6-lrifUionneihyl-ihieno-|2.3-d|-pyriniidin-2-yl)-cyelohcxancarbonsaure; 
4-|4-(4-FlLiorbenzylaniino)-6-niethyl-ihieno-|2,3-d|-pyriruidin-2-yl |-cyciohcxanearbonsaure: 

4-|4-(4-FlLiorbenzylamino)-5-meihyl-ihieno-|2,3-d|-pyrimidin-2-y! |-cyelohexancarbonsaLire: 65 
4-|4-(4-l'lLiorbcnzylamino)-5.6,7.8-lctrahydro-| 1 |-benzo!hieno-|2,3-d|-pynniidin-2-yl|-cyclohcxanearbonsaurc: 
4-|4-(4-FlLiorbcnzylaiiiino)-5/)-cyelopcnicno-ihicno-|2,3-d|-pyriMiid!n-2-yll-cyclohcxancarbo 
4-|4-(4-Fluorbcnzylanuno)-5.6-cyclohcpicno-ihicno-|2,3-d|-pyriruidin-2-yll-cyclohexancarbons 
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4-|4-(4-l-luorbenzyla!nino)-6-cihyl-ihieno-|2,3-d|-pyriniidin-2-ylt-c 

4-|4-(4-Fluorben2yiaiiunc.r)-6-ciilor-ihieno-12.3-d|-pyriniidin-2-yll-cyciohexancarbonsau 

4-|4-(4-F*luorbcnzylaiiiino.)-5-chlor-6-iucihyl-ihicno-|2,3<ll-pyri!nidin-2-ylj^ 

4-|4-(4-FluorbcnzyIaiiiino>6-niiro-!hicno-[23-d|-pyrirnidin-2-yl|-cyclohcx 
5 4-|4-(4-Fluorbenzylaiiiino)-5.6niiiiielhyl-ihicno-f2,3-dl-pyriMitdin-2-yl|-cyclohexa 

4-|4-(4-FluorbcnzylaininoV6MrifluonuelhyI-!hieno-|2.3-d|-pyriiindin-2-yll-cyclohexancar^ 

4-|4-(3.4-DicMilorbcnzylaiHino)-6-ineihylMhieno-|2,3-dl-pyriiuidin-2-yl|-cycloliexancarbonsa 

4-|4-(3,4-Dichlorbcnzylainino)-5-rucihyl-lhieno-|2,3-d)-pyriniidin-2-yll-cyclohexancarbonsaure: 

4-|4-(3,4-DichIorbcnzyiariiinoj-5,6,7,8-icirahydro-| 1 ]-bcnzoihicno-|2.3-d|-pyriiuidin-2-yl|-cyc 
10 4-|4-(3,4-DichIorbcnzylaiiiino;-5,6-cyclopenicno-ihieno-(2.3-dFpyri!iiidin-2-yl|-cyclohexancarbons 

4-|4-(3.4-Dichlorbcnzylanuno)-5,6-cyclolicpicno-iliicno-|2,3-d|-pyrirnidin-2-yl|-cyclohexanca 

4-|4-(3,4-Dichlorbcnzylannno)-6-LMhyl-iliieno-|2J-d|-pyriniidin-2-yl|-cyclohexan^^^^ 

4-|4-(3.4-Dichlorbcnzylarnino)-6-chior-ihieno-|2,3-d|-pyriinidin-2-yl|-cycIohexancarbons 

4-|4-(3,4-Dichlorbcnzylariiino)-5-chIor-6-tiicihy!-ihieno-|2,3-dlpyriiindin-2-yl|-cyclohcxancarb 
15 4-|4-(3,4-DicMilorbcnzylainino)-6-niiro-ihicno-|2.3-d]-pyniiiidin-2-yl)-cyclohL\\ancarbonsaurc 

4-|4-(3.4-Dichlorbcnzylarnino)-3.6-dinieihy!-ihieno-|2,3Ki|-pyriniidin-2-yll-cyclohc\ancar 

4-|4-(3,4-Dichlorbcnzylaiiiino.)-6-irinuortuelhyl-ihieno- |2,3-d|-pyriniidin-2-yl]-cyciohcxancarbonsaurc: 

4-|4-(3-Nilrobenzylaniino)-6-iueihyl-ihicno- |2,3-d|-pyriniidin-2-yl|-cyclohcxancarbonsaurc: 

4-|4-(3-NiJrobcnzylaiiuno)o-iucMhyl-!hieno-|2,3<i|-pyriiuidin-2-ylFcyclohexancarbonsa 
20 4-|4-(3-Nilrobcnzyiaiuino)-5.6,7,8-teirahvdro-| 1 |-bcnzoihicno-|2,3-d|-pyriniidin-2-yl|-cyclohexancarbonsaure; 

4-|4-(3-Nilrobcnzylaiuino.)-5,6-cyclopenieno-ihicno-|2.3-d|-pyriiiiidin-2-yl|-cyclohcxan 

4-|4-(3-NilrobcnzyIaiuino;-5.6-cyclohepieno-ihicno-|2,3-d|-pyriiiiidin-2-yl|-cyclohcx 

4-|4-(3-Niirobcnzylaiiiino)-6-c!hyl-thicno-| 2.3-dFpyriiiiidin-2-yI J-cyclohcxancarbonsaur^^ 

4-|4-(3-Niiroben/yla!iiino)-6-chlor-ihicno-| 2,3-d|-pyrimidin-2-yl|-cylohcxancarbonsaure; 
25 4-|4-(3-Niirobenzylaniino)-5-chlor-6-nicihyl-ihicno-|2,3-cl|-pyriiuidin-2-yl |-cvclohcxancarbonsaurc: 

4-|4-(3-Niirobenzylaniino)-6-niirc>Miicno-|2,3-d|-pyriniidin-2-yl|-cyclohexancarbonsaii^ 

4-|4-(3-Niiroben/ylaniinoh5/)-dinicihylMhieno-|2,3-dFpyrinndinO-yl|-cyclohc\\ancar^^^ 

4-|4-(3-Nilrobcnzylaiuino.)-6-irinuonucthyi-lbicno-|2,3-d|-pyniindin-2-yl|-cyc^ 

4-|4-(3.4-Mcihylcndioxyphcncihylaiiiino.)-6-iiiclhyl-ihicno-|2.3-dl-pynniidin-2-y!|^ 
30 4-|4-(3.4-Mcihylendioxyphcnclhylaiiiinc\)-5-intMhyl-ihicno-|2.3-d|-pyrinudin-2-y!|-cyck^ 

4-|4-(3,4-Vrcihylcndioxyphcncihylaniino,)-5,6.7.8-ieirahydro-| 1 l-bcnzoihieno-|2,3-d|-pyriiuidin-2-yl |-cyclohexancar- 

bonsaurc: 

4-|4-(3.4-MLMhylcndioxyphcncihylaiuino)-5X)-cyclGpcnicno-lhicno-|2,3-d|-pyriniidin-2-yl |-cyclolicxancarbonsaure: 

4-|4-(3.4-Mcihylcndioxyphenoihylainino)-5/')-cyclohcptcno-ihieno-|2.3-d|-pyriinidin-2-yI|-cycl^^ 
35 4-|4-(3,4-Mclhylcndioxyphcnclhylaniinoh6-cihyl-iliicno-|2,3-d|-pyriniidin-2-yll-cyclolicxancarbonsaur^^ 

4- 1 4-(3,4-IVTclhyiendioxyphencMhylaniino)-6-clilor-thieno- 1 2, 3-d |-pyriniidin-2-yl Fcyclohcxancarbonsaurc; 

4-|4-(3,4-Mcdiylendioxyphcnc!hylaiuinoh5-chlor-6-ineUiyl-ihicno-|2,3-d|-pyriinidin-2 

4-|4-(3,4-Meihylendioxyphcno!hyiainino)-6-niiro-lhieno-|2.3-d|-pyriiiiidin-2-yl 1-cyclohcxancarbonsaure; 

4-|4-(34-N4cMhylendioxyphcno!hylaiinno)-5/)-diMieihyl-ihicno-|2,3-d|-pyriiHidin- 
40 4-|4-(3,4-N4cihylcndioxyphenclhylariiino,)-6-irinuonHethyl-ihicno-|2,3-d|-pyriniidin-2-yl|-cyck 

4-|4-(3,4-Fihylcndioxyphcncihylainino)>6-ruoihyl-lhieno-|2.3-dl-pyrirnidin-2-yll-cyclohcxancarbo 

4-|4-(34-Fihylendioxyphcncihylaniino)-5-iiicihyl-iliieno-(2,3-(lFpyriniidin-2-yl|-cyc 

4-|4-(3,4-Fihylendioxyphenc!hylanuno)-5,6,7.8-lcirahydro-| 1 Fbcnzoihicno-[2 

bonsaurc: 

45 4-|4-(3,4-l^ihylcndioxyphencihylaniino)-.S,6-cyclopcntcno-lhicno-|2.3-dl-pyriiiiidin-2-yl]^ 
4-|4-(3,4-FJhylendioxyphenLMhylanuno>.'SX)-c\vcIohcpicno-niicno-| 2,3-d|-pyri 

4- 1 4- (3 ,4- li 1 h y le n di () X y phc n c I h y 1 a I ui n o)- 6-c I h y I - 1 hi e no- 1 2 . 3 -d I - py ri I H i di n - 2 - y 1 1- c y c I o hc\x a nc ar bo n sii 

4-|4-(3,4-Hihylendioxyphcncihylaniino)-6-chlor-thieno-|2.3-dl-pyriniidin-2-y[|-cyclob^^ 

4-|4-(3,4-Fihylcndioxyphenclhylaniino)-5-chlor-6-nicihyl-ihieno-|2,3-dl-pyriniidin-2-yl|-^^ 
50 4-|4-(3,4-l'{ihylendioxyphencihylaiiiino)-6-nitro-ihicno-| 2,3-dI-pyriinidin-2-yll-cyclohcxan 

4-|4-(3.4-liihylcndioxyphenc(hylaiiiino)-5,6-dinicihyl-ihicno-|2,3-dl-pyriruidin-2-yl|-c^^^^ 

4-|4-(3,4-Fjhylcndioxyphencfhylaniino)-6-irinuonneihyl-ihieno-|2,3-d|-pyriiiiidin-2-yl |-cyclohcxan^ 

4-(4-PhcnLMhylamino-6-iucMhyl-thieno- |2,3-d|-pyriiindin-2-yl )-cyclohexancarbonsaurc; 

4-(4-Phcncihylaiuino-5-nicihyl-ihieno- 12,3-d|-pyrimidin-2-yl)-cyclohcxancarbonsaurc; 
55 4-(4-PhenLMhylaiuino-5,6,7,8-ic(rahydro-| 1 |-bcnzoihicno-[2,3-dI-pyrimidin-2-yl>cyclohexancarbonsaurc; 

4-(4-Phenclhylaiiiino-f>.6-c\vclopenleno-(hieno-|2,3-d|-pyriiMidin-2-yl)-cyclohexancarbonsa^ 

4-(4-Phcneihyiannno-5.6-cycMohcpieno-ihieno-|2,3-d|-pyrinndin-2-yl)-cyciohexancarb 

4-(4-Phcnct hylaniino-6-eihyl-lhieno-|2,3-d|-pyrirnidin-2-yl)-cyclohexancarbonsaurc: 

4-(4-Phencthylaiiiino-6-chlor-ihieno-|2,3-d|-pyriniidin-2-yl)-L\vclohcxancarbonsaurc; 
60 4-(4-Phcncihylannno-5-chlor-6-inclhyl-thieno-|2,3-d|-pyriniidin-2-yi)-cyclohexancarbonsaurc; 

4-(4-Phcnclhylamino-6-nitro-ihicno- |2,3-d|-pyriinidin-2-yl)-cyclohexancarbonsaurc: 

4-(4-Phcncihylaiiiino-5/)-diiucihyl-ihieno-|2,3-d|-pyriinidin-2-yl)-cyclohcxancarbonsa 

4-(4-Phcncihylaiiiino-6-mnuoriiioihyl-ihicno-|2,3-dl-pyrirnidin-2-yl)-cyclohcxancarbonsaurc 

65 Bcispiel 8 

Hine Losung von 4-[4-(3-Niirobonzylaiiiino)-5-iiicihyl-ihiono-12,3-d|-pyriniidin-2-yl|-bcnzocsaure in Meihanol wird 
in Gcgenwari von Raney-Nickcl hydricrl. Der Kaialysaior wird abfihrieri und die Losung eingccngl. Man crhiilt nach 
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Uiukristallisalion 4-|4-(3-AiuinobLMi/ylaiuino)-5-incihylihienoM2.3-d|-pyriini(lin-2-yl |-bcn'^^^^^^ 
■ • - Bcispicl9 

nine LosLing von 6 g 4-|4-(3- Aininobenzylainino)-5-iuclhyl-ihicno-|2,3-d |-pyriMiidin-2-yr|-bcnzoesaure und 0,5 g IV 5 
lanlctrachlorid in 100 nil Melhanol wird mil 1 ml frisch desiiUiericm Acctaldehyd verscl/l. Anschlielknd gibi nmn 4g 
Nairiumcyanborhydrid dazLi und riihrt 30Siundcn. Man gibi halbkon/.entricric Salzsiiurc da/u, arbciiei wic iiblich auf 
und crhiili 4-|4-(3-N-Hihylaniinobcnzylaniino)-5-nieihyl-ihicno-|2 J-d|-pyriinidin-2-yl|-bcnzocsa 

Die nachlblgcndcn Bcispielc belrelVen pharmazcuiischc Zubcrciaingcn: 

Fieispiol A: rnjeklionsglaser 

Hine Losung von 100 g eines WirksiolTes der Formcl I und 5 g Dinamumhydrogenphosphai wird in 3 1 zweil'ach de- 
siillieticni Wasscr mil 2 n Salzsiiurc auf pH 6,5 cingcsielli, sieril lillriert, in Injekiionsglaser abgcfulll, untcr slerilcn Be- 
dingungcn lyopliilisieri und sieril verschlosscn, Jcdcs Injckiionsglas cnlhall 5 mg Wirksioff. 15 

Bei spiel B: Supposiiorien 

Man schmilz! ein Gciuisch von 20 g eines WirksiotVes dcr Formcl I mil 100 g Sojalcciihin und 1400g Kakaobuticr, 
gicBl in Formcn und liiKl erkallen. Jcdcs Suppositorium cnthiili 20 mg WirksiolT. H) 

Bcispicl C: Losung 

Man bereiiei cine Losung aus 1 g eines WirksiolTes der Forme! 1. 9,38 g NaH.P04 • 2 H>0, 28.48 g NajHP04 • 12 
TLO und 0,1 g Benzalkoniumchlorid in 940 ml zweifach desiillieriem Wasser. Man sielli auf pH 6.8 ein, fulli auf 1 1 auf 25 
und slerilisicri durch liesirahiung. Dicse Losung kann in I 'orm von Augeniropfcn verwendet werden. 

Bcispicl D: Sal be . , 

Man luischl 500 mg eines Wirksioffcs dcr Fonncl I mil 99,5 g Vaseline unier ascplischcn Bcdingungen. , M) 

Bcispicl li: Tablcilcn 

Fin Gemisch von 1 kg Wirksioff der Formcl 1, 4 kg Lactose. 1.2 kg Karioffclsiarke. 0,2 kg Talk und 0,1 kg Magnesi- 
umslcarat wird in ublicherWci.se zu Tablciien vcrprcBi, derarl. dalS jcdc Tablet le 10 njg Wirksioff cnlhall. . J5 

Bcispicl F: Dragccs 

Analog Bcispicl li werden Tablcilcn geprcBi, die anschiicBcnd in Liblichcr Weise mil cinem Ubcrzug aus Saccharose, 
Karloffelsiarke. 'lalk, Traganl und Farbsloff ubcrzogen werden. ; . 40 

Bcispicl G: Kapscln 

2 kg Wirksioff dcr Formcl I werden in ublichcr Weise in rTarlgclatinekapseln gefullt, so daB jede Kap.scl 20 mg des 
WirksiolVs enihali. 45 

Bcispicl H: Ampullen 

Fine Losung von 1 kg Wirksioff dcr Formcl I in 60 I zweifach dcslillicrlciu Wasscr wird sieril fillricn. in Ampullen ab- 
gcfulll, unicr Slerilcn Bcdingungen lyophilisicrl und sieril verschlosscn. .fedc Ampul Ic cnlhall 10 mg Wirksioff. 50 

Bcispicl I: Inhalal ions-Spray 

Man losi 14 g Wirksioff dcr Formcl I in 10 I isoionischer NaGI-Losung und fiilll die Losung in handelsLiblichc Spriih- 
gcfiiLk' mil Pump-Mcchanismus. Die Losung kann in Mund oder Nase gespriihl werden. Fin SpriihsloB (cl wa 0, 1 ml) cnl- 55 
sprichi cincr Dosis von clwa 0.14 mg. 

Pale mans priiche 

1. Vcrbindunsien dcr Fonncl I 6o 
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worin 

R'. R- Jcweils unabhiingig voncinander H. A, OA. Alkenyl, AlkinyL Cl-3 odcr Mai, 

wobei ciner dcr Resic R' odcr R- imnier ^ H isu 

R' und R- zusaiiiiiicn auch Alkylcn mil 3-5 C-Aloincn, 

R'^. R^ jcweils unabhansiie voncinander H. A. OA. NO-», NT^, NHA. NAA' oder Hal, 
R-^ und R^ zusaiiiiiicn auch -O-CTK-CH.-. -O-dT^-O- odcr -O-CH.-CH.-O. 

X oinen cin- odcr zwcifach durch R^* subsiiiuicricn 5 -7glicdrigcn gcsauigicn holcrocyclischcn odcr cincn cin- oder 

zvveilach durch ^ subsiiluicncn 5-7glicdriccn unticsaiiigicn oder gcsaliimcn isocvclischen Ring, 

R'^ COOTT. C;OOA, CONTT,, CONAA'. CONHA odcr CN, 

.A, A' jcweils Linabhangig voncinander H odcr Alkvl mil 1 bis 6 C-Atomcn, 

Hal RCL Brodcr r 

und 

nO, 1. 2 Oder 3 
bcdcuicn, 

sowic deren physiologisch unbcdenkhchcn Sal/.e. 

2. Vcrbindungcn dcr Fornicl T gcniiiB Anspruch 1 

(a) 4-|4-(3.4-Mcihylendioxy-bcn/.ylaiuino)-.S.6.7.8-ieirahydro-| 1 |-benzoihicno-|2,3-d|-pyriiiiidin-2-yl|-bcn- 
zoesaurc: 

(b) 4-(4-(3,4-Mcihylcndioxy-bcnzylaniino)-6-rncihyl-ihicno-|2,3-d|-pyriiiiidin-2-yl|-bcn/ocsa 

Cc) 4-|4-(3.4-Mcthylcndioxy-bcnzylaniino)-5.6-diiHcihyl-Uiicno-[2,3-ci|-pyririiidin-2-yl|-bcn/oesaurc 

(d) 4- 1 4- ( 3 .4- Me I h y I c ndiox y- be n zy I a 1 1 li n o)- 6-c h 1 o r- 1 hi c no- 1 2 . 3 -d I - py ri I ui di n- 2- y 1 1 - be n zoe sii u re : 

(o) 4-|4-(3-Chlor-4-nicihoxy-bcnzylaniino)-5.6,7.8-icirahydro-[l |-benzoihieno-|2,3-dl-pyriniidin-2-yl |-bcn- 

zocsaure: 

(0 l-|4-(3,4-Meihylcndioxy-bcnzyla!iiino)-5,6.7,8-lcirahydro-| I l-be^zolhieno-| 2.3-d|-pyrinlidin-2-yl|-pipc- 
ridin-4-carbonsaurc: 

(g) l-|4-(3,4-Mclhylcndioxy-bcnzylaniino)-6-incihyl-ihicno-|2.3-dl-pyririndin-2-yl|-pipcridin-4-carbon- 

sii u re: 

(h) 4-|4-(3.4-iVIcthyiendioxy-bcnzyla!nino)-5.6.7,8-ictrahydro-| 1 |-bcnzolhicno-|2.3-d|-pyriniidin-2-yl|-cy- 

c I ohc X an c arbon s a li re : 

sowic deren physiologisch unbedcnklichcn Salzc. 

3. Verfahren zur Hcrstcllung 

a) von Vcrbindungcn dcr Foniiel I nach Anspruch 1 sowic deren Salzcn, worin X cincn cin- odcr zweifach 
durch R-"^ subsiiiuicrien gcstiiligicn 5-7gIicdrigcn hcicrocyclischen Ring bedcuici, der liber N gebundcn isi. 
dadurch gckcnnzeichnei. daB man einc Verbindung der ronuci II 




11 



worin 

R'. R*^, R'^. R"* und n die angegebencn Bedcumngen habcn, 

und L CL Br, OH, SCH3 odcr cine rcakiionsfahigc vcrcsienc OH-Gruppc bedeulci. 

mil eincm cin- oder zwcil'ach durch R-** subsiiluicncn gcsaitigicn 5-7glicdrigcn iieicrocyclischcn Ring. 

worin R-** die angcgcbenc Bcdcuiung hai, 

umsetzi, 

odcr 
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b) von VLTbindungcn dor r'oriuel \ nach Anspruch 1 sowic dcrcn Sal/cn, worin X cincn cin- oder /wcifach 
durch R*^ substiiuicncn ungesaliiglcn odcr gcsiilligicn 5- 7glicdrigcn isocyclischcnRing bcdcuici, dcr ubcr C 
gebundcn isl, 

dadurch gekcnnzeichnci, daB man cine Verbindung dcr Fonncl FII 

r2 



10 

ill 



N 

15 

worin 

R'. R- Lind X die angcgcbencn Bcdcutungcn habcn, 

Lind L C\, Hr, OTT. SCH3 odcr cine rcakuonslahigc vcrcsicric OH-Gruppc bcdcuici, 
mil cincr Vcrbinduna dcr Formcl TV 

20 



"2' 




vvonn 

R^, R'* Lind n die angcgcbcncn licdcuiungcn habcn, 

unisclzi, 

odcr 

c) in cincr Verbindung dcr l-ormc! I cincn Rcsl R^, R"* unci/oder X in cincn andcrcn Rest R-^, R^ und/oder X .c; 
LI n I w a n dc I L i ndc n i man cincn 1 1 s i c r vc rsc i li ode r c i n c Ni 1 rog r li ppc red u /i er l . 

und/oder daB man cine saure Verbindung dcr 1 brinel \ durch Behandelnmit cincr Base in eines ihrer Salzc 
Liberruhrt. 

4. Verfahrcn zur HcrsicUung phariiiazeulisehcr Zubcreiiungcn. dadurch gekcnnzcichnci. daB man cine Verbindung 
dcr Formcl \ nach Anspruch 1 und/oder eines ihrer physiologischen unbcdcnkMchcn Salzc zusammen mil mindc- 
slcns cincm Icsicn, (lussigcn odcr halbllussigen IViigcr- odcr HilfssiotYin cine gccigncic Dosicrungsform bringi. 

5. Pharmazcuiischc Zubcrcilung, gekcnnzcichnci durch cincn Gchali an mindcsicns cincr Verbindung dcr Formcl I 
nach Anspruch 1 und/oder cincm ihrer physiologisch unbedenkHchcn Salzc. 

6. Verbindungen dcr Formcl I nach Anspruch 1 und ihre physiologisch unbcdcnkiichcn Salzc zur lickampfung von 
Krankheilen des TTcrz-Krcislaufsysicms und zur liehandlung und/oder Therapie von Poienzslorungen. 

7. Arzneimiuel dcr l ormel I nach Anspruch 1 und ihre physiologisch unbcdcnkiichcn Salzc ais Phosphodicsicrasc 
V-Hemmer. 

8. Verwendung von Verbindungen dcr Formcl I nach Anspruch 1 und/oder ihre physiologisch unbcdcnkiichcn 
Salzc zur Hcrsicllung eines Arzneimiiicls. 

9. Verwendung von Verbindungen dcr Ibrmcl F nach Anspruch 1 und/oder ihrer physiologisch unbcdcnkiichcn 
Salzc bci dcr Bckiimpfung von Krankheilen. 
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